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KAKENYAKU KAKO KABUSHUCI KAISHA 
Tokyo, Japan, 

Neue S-Triazin-Derivate, deren Salze und Verfahren zu ihrer Her- 

stellung. 



Die Erf indung betrifft neue S-Triazin-Derivate mit der allgemainen 
Formel (I) 

>M - C C - MHo 

/LA CD 



V 



in welcher bedeuten: 

R : eine substituierte Oder nichtsubstituierte Alkyl-, Aryl-, 

Alkenyl-, Aralkyl- oder Cycloalkyl-Gruppe Oder einen substi- 
tuierten oder nichtsubstituierten heterocyclischen Rest, 

R 2 : ein Was serst off atom, eine substituierte oder nicht substitu- 
ierte Alkyl-, Aryl-, Alkenyl-, Aralkyl- od*r Cycloalkyl-Grup- 
P e oder. einen substituierten oder^ nichtsubstituierten hetero- 
cyclischen Rest, der gleich mit oder verschieden von dem in 
Rl verwendeten Substituenten ist, oder und R 2 zusammen 
einen Heterocyclus mit einem Stickstoffatom, an das sie ge- 
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bunden sind, bildcn konnen, und 

R_ : ein Wasserstoff atom, eine Hydroxyl-, Carboxyl-, eine substi- 
tuierte Oder nichtsubstituierte Alkyl-, Aryl-, Alkenyl-, 
Aralkyl- Oder Cycloalkyl-Gruppe Oder einen substituierten 
Oder nicht substituierten heterocyclischen Rest. 



Die Erfindung schlagt auch Salze dieser Derivate vor und desglei- 
chen ein Verfahren zur Herstellung dieser S-Triazin-Derivate oder 
deren Salze, das darin besteht t daB man ein substituiertes Dicyan- 
diamid mit der folgenden allgemeinen Pormel (II) 

N-C-NH-CN 

R 2 KU 

in welcher und R 2 die gleiche, oben definierte Bedeutung besit- 
zen, mit einem Nitril der folgenden allgemeinen Pormel (III) 

R^CN (III) 
in welcher R^ eine substituierte oder nichtsubstituierte Alkyl-, 
Aryl-, Alkenyl-, Aralkyl- oder Cycloalkyl-Gruppe oder einen substi- 
tuierten oder . nichtsubstituierten heterocyclischen Rest darstellt, 
in Gegenwart einer basischen Verbindung zur Reaktion bringt, oder 
das darin besteht, daB man ein Dicyandiamid mit einem primaren oder 
sekundaren Amin (IV) zu einem substituierten Diguanid mit der fol- 
genden allgemeinen Formal (V) 



R l 

X N-C-HH-C-MH 2 W 
R 2 ' MH KH 
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in .euuer E, una « 2 die g^ic... oben dcrinierte Bc.ou- 

t „„ E baben, und dann dan substitute Biguonid dor i'orsel 00 
,„ it fc ines Carbonyl-Berivat der folgenden allgeseinen Persel (V!) 

R,-0O« 5 <"> 
in velcher R ft eine subatituierte Oder nicbtsubatituierte AUc y l-, 
Aryl ., AXkenyl-, Aralkvl- eder C y eloa lky l-Gruppe Oder ainen enbatx- 
tuierten Oder nicbtsubstituierten beterocyoliscben Heat bedeutet, 
una Re ein Halogenatos (n.B. Cbior Oder Bros), eine Asino-, Bydros- 
,1., niedere AlKoxy-Gruppe sit einer Kette aus 1 bis 4 O-Atosan . 
"oder eine -OCOB^-Gruppe (worin R 4 die oben bezeiebneten Gruppen be- 
deutet) daratellt, sit der Binscbrankung, daB R 4 ein Vassersto«- 
ot os enthaiten *ann, wenu Rj die Asino-,. Hydroxyl- oder die niedere 
Al«*y-Gruppe ist, und eine Attoxycaxbonyl-Gmppe aufweiaen tan., 
„enn Rc die niedere Alfcoxy-Gruppe bedeutet, in Gegenwart einer ba- 
siscben Verbindung reagieren laBt, die gXeicb sit Oder versobieden 
von 3 ener ist, die is eraten, oben erwabnten Ver.abren benutst «ird. 

Es ist ferner seXbstverstandXieb, daB wabrend der Reaction aur 
Heratellung der S-Tria.in-Berivate Oder deren SaXae (I) R, -cb- 
sal von einer Gruppe in eine andere Gruppe Ubergaban Kann. aus 
Beispiel andert siob R, von der AXfcoxyoarbonyX-Gruppe in die 
CarboxyX-Gruppe, wie in den roXgenden Beiapielen 29 and 5o be- 
aohriaben wird,.u»d von der subatituierten Al*yl-Gruppe >n die 
Bydroxyl-Gruppe genaB Beispiel 56. , 

Pie Yerbindung (I) gesaB der Brfindung *ann in pbarsaseutisoben 
„en S etzungen verwendet verden und besitst weitreiobende Bio- 
aVctivitat, s.B. bei Geflugel und Saugetieren, einscnlieBllcb 

309808/1313 



- 4 - 

7226474 . 

.Menccheru lhr Bioaktivitat erhoht betrachtlich die Sekretion 
induzierten Corticoids im Hormon-System. 

Darliber hinaus sind die Ausgangsmaterialien, die in dera erfin- 
dungsgemafien Verfahren verwendet werden, die Verbindungen der 
allgemeinen Formeln (II), (III), (IV), (V) uad (VI), verhaltnis- 
mafiig billig und in groflen Mengen zuganglich; auch die Ausbeute 
des Verfahrens ist ausgezeichnet. 

Bei'Spiele geeigneter substituierter Dicyandiamide der Formel (II) 
sind: N-Methyldicyandiamid, N-(n-Butyl)-dicy andiamid, N-Isobutyl- 
dicyandiamid, N-(n-Dodecyl)-dicy andiamid, N-Vinyldicy andiamid, 
N-(n-Pentenyl)-dicyandiamid, N-Cyclohexyldicy andiamid, N-Cyclo- 
heptyldicyandiamid, N-(p-Bromophenyl)-dicyandiamid, N-(p-Fluor- 
phenyl )-dicyandiamid, N-(<-Naphthyl)-dicyandiamid, N-(B-Naphthyl)- 
dicyandiamid, N-(o-Methylbenzyl)-dicyandiamid, N-(p-Chlorphenyl)- 
dicyandiamid, N-Phenathyl-dicyandiamid, N-(4-Pyridyl)-dicyandi- 
amid , N- ( 5-Isochinolyl )-dicy andiamid , N-Xthyl-N- (n-butyl )-dicyan- 
diamid, N-A thy 1-N-phenyl-dicy andiamid, N-Athyl-N-(p-chlorphenyl)- 
dicyandiaraid , N , N-Dimethyl-dicyandiamid , N , N-Diallyl-dicyandiamid , 
N-(2,5-Dichlorophenyl)-dicyandiamid| N-Methyl-N-(m-trifluoro- 
methylphenyl)-dicyandiamid, N-(2,5-Diathoxyphenyl)-dicyandiamid, 
N,N-Pentamethylen-dicyandiamid und N,N-(J-Oxapentame thy len) -dicyan- 
diamid. ( 

Beispiele geeigneter Nitrile der Formel (III), die im erstgenann- 
ten Verfahren gemafi der Erfindung verwendet werden konnen, sind: 
Acetonitril, Propionitril , n-Butyronitril , isobutyronitril , Acryl- 
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nitril, Allylcyanid, Bchzonitril, p-Methylbenzonitril f p-Chloro- 
bonzonitril, m-Nitrobenzonitril t x -Naphthylcyanid, Benzylcyanid, 
p-Isobufcylbenzylcyanid, p-Isobutyl— v-methylbenzylcyanid, 3-Cyano- 
pyridin, 4-Cyanopyridin«. 

Im orstgenannten Verfahren konnen anorganische oder organische 
Verbindungen , wie Alkalicarbonate, Alkalihydroxyde, Metallalko- 
holate, Alkaliamide, tertiare Amine, quaternare Ammonium-Salze 
oder dergleichen als die basische Verbindung verwendet werden t 
in deren Gegenwart die Reaktion 2wischen dem substituierten 
Dicyandiamid der Formel (II) und dem Nitril der allgemeinen For- 
mel (III) durchgefiihrt wird. Es ist moglich, dafl die Reaktion in . 
Abwesenhoit eines Losungsmittels ablauftj im allgemeinen jedoQh . 
fiihrt man die Reaktion in Gegenwart eines Losungsmittels durch. 
Als Losungsmittel werden Kohlenwasserstoff e, Ather, Ketone, Alkb- 
hole und/oder andere organische Losungsmittel angewandt, voraus- 
gesetzt, daB das Losungsmittel die Reaktion nicht beeintrachtigt; 
Methylcellosolve, Athylcellosolve, Dioxan oder Butanol sind beson- 
ders zu empf ehlen. Wird f erner das Nitril der .allgemeinen Formel 
(III) im UberschuB eingesetzt, dann bedarf es fiir die Reaktion 
koines Losungsmittels. Die Reaktion wird bei etwa 50 bis aOC^C, 
vorzu^sweise bei Riickf luB-Temperatur, vorgenotnmen. Die Reaktion 
bono big fc zu ihrer Vervollstandigung normaler Weise* etwa 20 Minuten 
bis 2 l \- Stunden; bei dieser Reaktionszeit konnen die S-Triazin- 
Dorivafce der Formel (I) in hohen Ausbeuten erhalten werden, 

» 

Tu l.oL:;b(;cnnimbon Verfahren kann bin Salz des substifcuierben Di- 
l»;uanidr* dor Forme L "(V) leichb durch Erhitzon eines Salzes eines 
prinrlron atlur sokundaren Amins (iV), z.B. eines Hydrochlor ids y 
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mit dcra Dicyandiamid, entweder mit Oder ohne Losungsrnittel, wie 
Wacccr Oder Alkohol, hergestellt werden. Das so gewonnene, sub- 
stituierte Diguanid-Salz braucht notwendiger Weise hicht gereinigt 
zu werden; man kann es unmittelbar im letztgenannten Verfahren 
gemafl der Erfindung einsetzen. Wird die freie Verbindung benotigt, 
dann kann sie nach jeder iibliohen Methode gewonnen werden # 

Beispiele geeigneter substituierter Diguanide der Pormel (V) 
sind: Pheny ldiguanid, p-Tolyldiguanid, o-Toly ldiguanid, ra-Tolyl- 
diguanid, 2 ,4-Xyly ldiguanid, p-X thy lphenyldiguanid, p-Chlorophe- 
ny ldiguanid, p-Fluorophenyldiguanid, p-Bromophenyldiguanid, 
p- J odopheny ldiguanid, 2, 5-Dichl or opheny ldiguanid, o-Sulfhydryl- 
phenyldiguanid , m-Trif luorome thy lphenyldiguanid , 2 , 5-Diathoxy- 
pheny ldiguanid , 2 , 5-Dimethoxypheny ldiguanid f X -Naphthyldiguanid , 
B-Naphthy ldiguanid, p-Nitropheny ldiguanid, Benzy ldiguanid, Phen- 
a thy ldiguanid, p-£sopropylbenzy ldiguanid, Me thy ldiguanid, Jtthyl- 
diguanid, n-Butjrlfliguanid, n-Hexy ldiguanid, n-Dodecy ldiguanid, 
n-Ootadecy ldiguanid, Cyclohexy ldiguanid, Cyclopenty ldiguanid, 
5-Isochinolyldiguanid, 5-Chl or o-8-isochinoly ldiguanid, 2-Methyl- 
1i2,3f^-tetrahydro-8-isochinolyldiguanid, Vinyldiguanid, n-Pen- 
t any ldiguanid, A thyl-n-buty ldiguanid, At hy lphenyldiguanid, Di- 
me thyldiguanid, N,N-Pentamethylendiguanid, N,N-(3-0xapentamethy- 
len)-diguanid. 

i 

Beispiele geeigneter Carbonyl-Derivate der Forrael (VI), die im 
letztgenannten Verfahren gemaB der Erfindung verwendet werden kon- 
nen, sind: Carbonsauren! wie Ameisensaure Oder dergl., Carbon- 
sHupoester, wie Athylformat, Athylacetat, Athylpropionat , ithyl- 
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n butyrat . Wisobatyra*. »^ • t 7 i - 

It MbyXbreneaeeta*. W-P-isebutyXpbenyXaeetab, 

AtbyX-2-lP Sth ,iisonikotiaati MettajicycXehexancarbo- 

Wnik ° tUiat ' t ! ropeonat ode, AlkyXesber eoXcber 

not , XtayXcycXebexyXaeeba*. AtbyXprepe _ Essigsameanliy . 
, a^i und Carbonsaureanbyaride, vie fissig 

Propionsaurean^xd n ^ p-Iso^l- 

anhydrxd, n-Capronsaureaixhydrxd, Benzoes 
pbenylessigsaurean^drid Oder dergl.. 

^ 4.^,iorten Diguanid der Formel (V) 
Bie Reakbioa swiscben de» substituxerten »xgu 

■ 0.1, davon und der Verbiadung der aiXgemein 
od er e>ne» Sal, davon Verbind nn B , wie AXkaXicarbo- 

CX) „ird in Gesenwart der ^ AXkaXiaaiden, terbi*- 

„ a ten, AXkaXibydroxyden, MetaXXaXkoaoXa . n . 

. • „ auaternaren Am-oniam-SaXsen Oder dergX., verge 
ren Aamea. eines ^s^ele, wle Koalea- 

Die Reaktion kann la Gegenwart ^ ^ anderea 

— — Me :;ri:cr;-en, — . - 
— "r^- 2- ~- — «• — 4 Bend 

aaB MsuagsBxtteX dxe Reaktl ^ 

wir d die Reaktion niobt — be ^ 

, • rf- »tor vorzugsveise zwischen -5 ana 
aiese i«gt aber g ^ Reagentien, der Teapera- 

der GroBe dee Aasatzes, den lteel! VervoXX- 

- and aaderen "^^^ 7 o Steaded, bei die- 
^andxgung normaler Wexse etwa , 
standxgung nviasin-Derxvate der Formel UJ ^ 

S er Reaktxoneaext konnen die S-Tria^ 

grofien Ausbeuten erhalten werden. 

Das s^iazin der RoraeX <X) «- ~~ - ~ ~ 
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•als Salz nach Urasetzung der freien Base mit einer Saure, z.B. 
Chlorwasserstoffsaure, Bromwasserstoff saure, Schwefelsaure, Sal- 
petersaure, Phophorsaure, Perchlorsaure, Ameisensaure, Essigsaure, 
Propionsaure , Oxalsaure, Bern ste ins aure f Glycolsaure, Nikotin- 
saure, Weinsteinsaure, Maleinsaure, Apfelsaure, Milchsaure, Pamin- 
saure, Citronensaure t Ascorbihsaure, Methansulfonsaure, Salicyl- 
saure, Benzoesaure Oder Cyclohexansulfaminsaure oder anderen, 
pharmazeutisch vertraglichen Sauren. 

Deh Erfolg dieser Erfindung zeigen die pharmazeutischen Ergebnis- 
se. 

Die Bedeutung von R^ , R 2 und R^ in den Triazinen, die nach den 
folgenden Beispielen erzeugt werden sollen, und in anderen, nach 
gleichen Verfahren herzustellenden Triazinen ist in der Tabelle 1 
aufgefuhrt; diese enthalt ebenso die Schmelzpunkte und die mit 
den Zeichen M versehenen Oode-Zahlen. 



i 
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Produkt 



32 



R 3 



Schmelzpunkt 

(°c) 



M0526 n-butylaaino 

K0632 n-butylamino 

:il302 anilino 

K1304 anilino 

H1313 . anilino 

K1331 anilino 

X1403 jv-methylanilino 

K1431 0,-aothylanilino 

K1601 Tv-mothylanilino 

I-H602 jv-nethylanilino 

11613 j>-Kethylanilino * 

X1631 rwmethylanilino 

K1632 jy-ioethylanilino 

1*11701 jorfluoroanilino 

KL7G2 j>-fluoroanilino 

K1703 P-fluoroanilino 

K1704 j>-fluoroanilino 

1*1705 n-fluoroanilino 

K1804 £-chloroanilino 

1*11313 ^-chloroanilino 

IU827 n-chloroanilino 

:-;i832 ji-chloroanilino . 

;i2104 0,-aorcaptoanilino 

M2106 r>-corcaptoanilino 

t2 107 £-mo rca p toanilino 

K21I3 V-r*orcuptoanilino 



r^iaobutylbensyl 

3- pyridyl 

n-propyl 
phenyl 

4- pyridyl 
athyl 

4-pyridyl . . 

hydroxyl 

nethyl 

phenyl 

4-pyridyl 

3-pyridyl 

hydroxy! 

methyl 

athyl 

n-propyl 

isopropyl 

n-propyl 

phenyl 

jo-isobutyl- 
cc-methylbenzyl 



3-pyridyl 

n-propyl 

n-butyl 

n-pontyl 

phonyl 
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99.5-101 
144.5-145.5 

178- 179 

155- 156 / 
198-199 
212.5-213.5 
196-198 
193-194 
227 

204- 205 

156- 158 
200-201 
200-201 
242-243 

205- 204 
160-161 
137-138 
148-149 
137-138 
113-115 

179- 182 

i 

223-224 
164-166 

156 " 
135 

168-169 
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o.-ciorcaptonnilino 


j>—tolyl 


160 


1-2151 


jo-morcap t oanl lino 


4— pvridvl 


139-141 


i-2201 


n>-trif luoromo thylanilino 


hvdroxvl 


206-207 


i-220p 


r:-trif luoromo thylanilino 


isopropvl 


108-109 


12231 


3r trifluoromo thylanilino 


... 4-pyridyl 


• 229-230 


12252 


n*- trif luoromc thylanilino 


3-pyridyl * 


220-221 


K2302 


twii troanilino 


methyl 


>260 


K2502 


2 9 5-die thoxyanilino 


methyl 


178-180 


12504 


2 1 5-dio thoxyanilino 


n— t>2?otjv1 


147-148 * 


K2803 


cyclohoxylamino 


othyl 


147-149 


1-2816 


cyclohexylamino 


T5«-tolvl 




12902 


a-naphthylamino 


mothyl 


185-187 


K2903 


<x-naphthylaaino 


athyl 


209-210 


12931 


a-naphthylamino 


4— Dvridvl 


223 


K3002 . 


P-naphthylamino 


mothyl 


198-200 


H3004 


P-nanhthylamino 


n-propyl 


142-143 


H3005 


P-naphthylaalno 


isopropyl 


132-134 




P— napntnyianujio 


xaoDutyl 




E5402 


norpholino 


mothyl . 


184-185 


1-5103 


N-othylanilino 


ethyl 


136 


K5132 


K-o thylanilino 


3-pyridyl 


185-18S 



Die nach den erf indungsgemafien Verfahren hergestellten Triazin- 
Derivate (I) wirken auf das Hormon-System-ein, intebesondere des 
Zwischenhirns, der Hypophyse und der Nebenniere; sie erb.ob.en die 
Sekretion des intern induzierten Corticoids, besond rs des 
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Glucocorticoids, in betracbtlicnem Umfang. 

Die Tabelle 2 zeigt das Ergebnia der numeriscnen Ermittelung d r 
LD 0 -Einheit, die an mannlichen Mausen gefunden vmrde. Ana der 
Tabelle 1st ersichtlich, dafi die Toxisitat sear gering und die 
Anvendbarkeit fiber elnen weiten Bereich mediziniscber Benandlung 
moglicb ist. 

Tabelle 2 



Produkt LD CA (mgAg) Anwendung 





>3000 


p.o. 


K1304 


>5000 


p.o. 


K1313 


>5000 


p.o. 


K1331 


>400O 


p.o. 


K1431 


2700 


p.o. 


K1602 


750 


p.o. 


K1613 


>3000 


p.o. 


K1702 


1000 


p.o. 


m703 


1000 


p.o. 


K1704 


2000 


p.o. 


ta705 


2000 


p.o. 


12.804 


1200 


p.o. 


K1832 


>5000 


p.o. 


1-2104 


100 


i.v. 


12205 


>5000 


p.o. 



Produkt U> fi0 (mgA6) Anwendung 



12231 
>2232 
12502 

12504 

M2903 
H2931 
10002 

H3004 

M5005 



>3000 


p.o. 


>3000 


p.o. 


>5000 


p.o. 


>300 


i.v. 


>5000 


p.o. . 


>500 


i.v. 


>5000 


p.o. 


>3000 


p.o. 


>5000 


p.o. 


300 


i.v. 


>5000 


p.o. 


>500 


i.v. 


>5000 


p.o. 


. 100 


i.v. . 



p.o. 
i.v. 



orale Anwendung 
intravenose Anwendung 
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Die meisten Derivate (I) erhohen die Sekretion intern induzier- 
tcn Corticoids. Es wurde regelma&ig die Konzentration des Cortir 
costerons ira Blut anschlieBend an die Verabreichwg an mannliche 
Ratten geraessen. 

Das Ergebnis der Messung zeigt Tabelle 3. 
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'fabelle 3 



Corticoateron O^g/ml Blut-Plasma) 

Produkt Dosis Menge . Total 

mg/kg 1 Stunde 3 Stunden 5 Stunden 5 Stunden 

nach Verabreichnung 



IQ302 


600 


150 


'50 


60 


50 


350 


::i304 


600 


102 


33 


26 


21 


132 




600 


68 


73 


52 


- 


193 


::i35i 


500 


• 98 


84 


73 


55 


310 


.;;uo3 


600 


68 


66 


102 


107 


543 


K1431 


200 


70 


110 


60 


75 


318 


M1602 


100 


66 


54 . 


51 


70 


241 




600 


65 


110 


75 


65 


515 


:-.1702 


200 


• 64 


65 


54 


40 


223 


M1703 


200 


49. 


65 


50 


66 


250 


XI704 


400 


61 


61 


64 


61 


'247 


1-11705 


400 


. 80 


69 


67 


30 


246 


M1832 


600 


70 


55 


70 


45 


240 










4.5 


30 


405 


M2105 


600 


75 


88 


71 


73 


307 


H2115 


100 




45 


55 


37 


137 


K2I16 


44 


44 


47 


28 


53 • 


( 172 


K2131 


34 


65 


52 


70 


81. 


298 


I-2205 


200 


75 


67 


45 


47 


254 


:-I2231 


600 


28 


32 


29 


29 


118 


M2302 


150 


82 


27 


44 


52 


205 


M2502 


600 


67 


57 


43 


71 


258 


::3co2 


1000 


71 


68 


72 


73 


284 


1-3004 


1000 


88 


65 


57 


73 


505 


r ~» ** /» — 


1000 


85 


56 


36 


, 62 


256 


X3035 


400 




60 


72 


27 


158 


Konfcrolle 0 


46 


4 . 


22 


16 


88 
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ACTH (Adrenocorticotropic-Hormon) und Corticoid bewirken ein An- 
steigen des hapatischen Glycogens. Tabelle 4 zeigt das MaB der Re- 
gelung des hapatischen Glycogens, die sich einstellt, wenn die De- 
rivate (I) an Ratten in der Dosis von 25 mg/kg bezv. 5 mg/kg 
gegeben werden. 

Tabelle 4- 

Menge an hapatischem Glycogen (mg/kg Leber) 



Produkt 


Dosis 2? mg/Kg 


5 mg/kg 


MI304 


0.714+0.164 


0.511+0.042 


M1313 


0.e00ib.203 




K1403 


0.747+0.257 


0.537+0.652 


i-11613 


2.017+0.455 


0.526+0.055 


KL703 


1.705+0.401 


1.468+0.958 


K1704 


1.01110.458 


1.23410.569 


H1705 


1.583+0.541 


0.52410.621 


K1804 


3.436+1.140 


0.530+0.014 


K1B32 


1.931+0.548 


0.700+0.385 


K2104 




5.007+1.226 


K2116 




1.608+0.834 


K22G5 


1.771+0.473 


0.55910.052 


1:2231 


• 1.072+0.163 


1.381+0.422 


II2232 


1.68210.555 


1.049+0.517 


X2903 


1.612+0.273 


0.50610.715 


12931 


1.118+0.294 


1.32710.295 


K30O2 


1.692+0.355 


0.60110.075 


S3005 


2.011+0.415 


0.503+0.082 


K3035 


.1.042+0.232 


0.767+0.084 


Hydrooortison 




1.728 0.341 


Kontrolle 


0.527±0.106 


0.432+0.129 



Tabelle 5 zeigt die Wirkung auf die Thymus-Driiee, die Nebenniere 

« 

und die Milz nach oraler Verabr ichung an Ratten. 
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Erodukt Dosis 
rag/kg 



SChymus 
Druse 



KL502 

H1304 
KK31 

IH652 

.111702 

K1704 

KL705 

H1852 

12106 
M2H6 

K2131 

K3004 
iiydrocortisoa 



50 
100 
50 
50 
100 
50 
100 
50 
100 
50 
100 
50 
100 
50 
100 

31 
11 
22 
8 
16 
50 
50 



-3.6 
-13.4 
-19.6 

-2*6 

-10.5 
-16.0 
-35.9 
-25.8 
-22.0 
-15.8 
-13.4 
-3.9 
-11.9 
-5.9 
-7.2 
-3.9 
-8.8 
" 2.0 
-15iO 
4.6 
-9.2 
-74.8 



Nebeiuaiere 
Druse' 



17.6 
2.6 
24.2 
79.5 
4Q.2 
5Q.4 
.100.0 
37.3 
38.6 

43.1 
35.3 
28.1 
34.6 
32.5 
53.8 
64.1 
• 35.0 
47.9 
.28.2 
87.2 
34.6 
-59.7 



1Q.1 
-7.0 

-3.7 
-14.6 
-13.8 
-12.4 
-20.5 
1Q.4 
6.1 
10. 1 
4.9 
41.0 
18.0 
-32.6 
-21.6 
-1.4 
-23.0 
-11.8 
-15.4 
-7.3 
12.2 
.24.1 



Corticoid hat sebr starke antiinflammatorische Wirkungen. Die Ver- 
abreichung der Triazin-Derivate (I) fUhrt zu eine* Anstieg in der 
Sekretion intern induzierten Corticoida; eine aatiinflannnatori- 
sche Wirkung kann erwaxtet werden. Tabelle 6 zeigt das Ergebnis 
bei der oralen Verabreichung an Ratten. 
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iiuppress ion % — — — 

Produkt Dosin liaumwoll-Ku R elchon Garra C enin 

Glanulom Priifunf; induzxerter 

— — 7— Od em-Tent 

_ NaB-Gewicht Trocken-Gew. 



1:1313 


100 


16 


44 


36 




50 


9 


31 


50 


M1331 


100 


21 


26 


68 




50 


53 


20 


19 


M1403 


100 


-2 


-28 


20 


■ ■ 


50 


50 


31. 


68 


K1431 


100 


3 


14 


70 


* 


50 


25 


29 


23 


K1602 


75 


11 


46 


57 




38 


-1 


33 


25 


K1702 


100 


-2 


27 


53 




50 


13. 


13 


46 


KL704 


100 


28 


37 


74 




50 


28 


37 


39 


_K1705 


100 


5 


36 


63 




50 


. 18 


8 


55 


K2104 


20 


18 


27 


66 




10 


18 


40 


29 


K2115 


50 


20 


34 


27 




. ■ 25 


. 39 


54 




1-2116 


22 • 


37 


'44 


11 




11 


28 


32 


33' 


K2131 


17 


33 


23 


1 




9 


21 


17 


1 


H2302 


75 


6 


39 


22 




36 


16 


62 


26 


K3004 • 


100 


19 


36 


9 




50 


26 


45 


6 


1-33005 


100 


2 


34 


30 1 




50 • 


1 


44 


7 


M3055 


100 


18 


11 


1 




50 


14 


30 


1 



Oortico.';tcron ^0 

21 ;J 

30* 44 AB 
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Die oralo Oder intravenose Anwendung der Triazin-Derivate (I) 
an Ratten, Kaninchen und Hundcn fiihrt zu einer betrachtlichen Er- 
hbhung der Menge an 17-OHCS im Blut und Urin im Vergleich zur 
LConfcroll-Gruppe. Werden die Derivate zusammen mit einem Gluco- 
corticoid verwendet, dann steigt ihr Hormon-Ef fekt betrachtlich 



an. 



Aus den oben erwahnten pharmazeutisehen Versuchen kann man schlies- 
sen, daB die Verbindungen I gemaB der Erfindung die folgenden 
beiden Wirkungen haben: 

(1) Durch die Wirkung auf das System der Hypophyse und Nebenniere 
wird ein Anstieg in der Biosynthese des Hormons, benonders des. 
Glucocorticoids, hervorgeruf en. 

(2) Durcb die Teilnahme an der Funktion des Hormons wird die 
Wirksamkeit des Hormons intensiviert . 

ACTH und Corticoid besitzen eine Vielzahl physiologischer und 
pharmazeutischer Wirkungen und daher werden sie auf verschiedenen 
Gebieten fur medizinische Zwecke verwendet; sie sind indessen 
nicht frei von manchen Nebenwirkungen. Der wichtigste Nachteil 
kontinuierlicber Verabreichung von Corticoid soil in einer Ab- 
nahme der Funktion der Nebennierenrinde und einem Mangel- 
Syndrom liegen* 

i 

ACTH hat die gleiche Wirkung wie im Falle der Verabreichung von 
Stored,, und einer seiner Vorteile besieht darin, daD die Funktion 
dor Nebennierenrinde und die gut ausgeglicbene Sekretion von Cor- 
ticoid £.us dec Nebennierenrinde nicht vermindert wird. Seine 
sch.orwi.-onden Nachteile Jedoch sind die, daB es ausschlieBlich 

305180 8 / 1.3 1 3 
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ale Injcktion verwendeb werden kann, daft es sehr teuer 1st und 
Schock-Todesfalle nichb ausbleiben. Daher ist seine klinische 
Anwendung ausserordenfclich beschrankt. 

Dor Vorzug der neuen Verbindungen gemaft der Errindung liegt in 
der Vormeidung der Nachfceile des ACTH und Corticoide, wiihrend es 
gleichzeitig deren erwiinschte Wirkungen besitzt. 

Weil die Verbindungen die Sekrefcion intern induzierfcen Corticoids 
erhotien, laftt sich von ihnen die gleiche Wirkung wie bei der An- 
wendung von ACTH und Corticoid bei den f olgenden Krankheiten er- 
warten; 

Naphrofcisches Syndrom 
Bronchial-Asthma 
Chronischer Arthrorheumatiaraus 
Rheumatisches Fieber 
Chronische Hapathitis 
Allergische Krankheiten 
Bosartiges Lymphom 
Spinitis 

und vielen anderen Krankheiten, bei denen die Anwendung von 
Steroid-Mitteln angezeigt ist* 

Die neuen Verbindungen (I) gemafl der Erfindung kopnen in der 
Form Jeder beliebigen medizinischen Zusammensetzung in Kombina— 
tion mit anderen Arzneimitteln, je nach Lage des Falles, ange- 
wandt werden. Sie konnen oral oder anders genommen werden. Sie 
kimnen in jeder pharmazeutisch mbgLichen Form, z.B. als Puder t 
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Knpsel, Fille, Granulat, Injelrtion oder Suppositorium gegeben 
werden. 

Aus den oben gegebenen Hesultaten laBt sich folgem, dafi die 
Triazin-Derivate gemaB der Erfindung ein neues, wichtiges Aus- 
tausch-Arzneimittel auf dem Gebiet der Nebennierenrinde-Steroid- 
Therapeutika darstellen. 

Die Erf indung wird an Hand der folgenden Beispiele erlautert. 

Beispiel 1 

^-A m ^o-4-(N-^hv1»nilino> - ^(^T>vrid^l)-1^^triazin. 
18,8 g N-Athyl-K-phenyldicyandiamid und 10,5 g 3-Cyanopyridin 
werden zu einer Losung von 4 g Kaliumhydroxyd in 60 ml Cellosolve 
gegeben; die Mischung wird iiber 3 Stunden unter RttckfluB und 
Ruhren gekocht. Die Losung wird dann in etwa 500 ml heiBes Wasser 
gegossen. Es fallen weiBe Kristalle aus, die abf iltriert und aus 
Acetonitril umkristallisiert werden. Ausbeuter 19,5 B 2-Amino-4- 
(N-athylanilino).6.(3-pyridyl)-1 ,3, 5-triazin. Schmelzpunkt* 

185-186°C 

Elementar-Analyse fur C 16 H 16 N 6 : 

Theorie: 0: 65iW H: 5,5* «« 28 '?5# 

Gefunden: 0: 65,53* Hs 5,60* H« 29,05* 

i 

Efiispiel 2 - ^ , 

9-A n nn^(N^ th 7 l a nilino )^ai;lwl-1^^--triazin. 

16,9 g N-Athyl-N-phenyldicyandiamid und 6,6 g Propionitril werden 
su' einer Losung von 3,2 g Kaliumhydroxyd in 40 ml Cellosolve 

309808/1313 
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gegeben. Die Mischung wird unter Ruhren 2,5 Stunden am RuckfluB 
gekocht. Die Losung wird dann in etwa 300 ml heifles Wasser gegos- 
sen. Die ausgefallenen weifien Kristalle werden abfiltriert und 
aus Acetonitril umkristallisiert. Ausbeute: 13,8 g 2-Amino-4- 
(N-athylanilino)-6-athyl-l,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 136°C. 

Elementar-Analyse fur C. 2 H /ir ,N f .r 

"J "/ ? 

Theorie: C: 64,18# H: 7,04# N: 28,73% 

Gefunden: C: 64,49# H: 7,22% N: 28,76# 
Das 2-Amino-4-(N-athylanilino)-6-athyl-1,3,5-triazin wird aus 
Chlbrwasserstoffsaure umkristallisiert; man erhalt das Mono- 
Hydrochlorid. 

Elementar-Analyse fur C^H^N^d: 

Theorie: C: 55,81# H: 6,4-9# N: 25,03# CI: 12,76# 

C: 56,07^ H: 6,4-8* N: 24,99* 01: 12,82* . 

Beispiel 3 

2-Amino-4-(p-chloranilino)-6-phen;yl-1 ,3, 5-triazin. 
3,0 g N-(p-Chlorphenyl)-dicyandiamid und 1,6 g Benzonitril werden 
zu einer Losung von 1,0 g Natriummethylat in 10 ml Athylcellosolve 
gegeben; die Mischung wird unter Ruhren 2 Stunden am RuckfluB ge- 
kocht. Dann werden 3 ml Wasser zu dieser Losung gegeben und die 
Miachung wird eine weitere Stunde am RuckfluB erhitzt. Die Losung 
wird danach in 70 ml Wasser gegossen. Die weifien ausgefallenen 
Kristalle werden abfiltriert und aus n-Butanol umkristallisiert. 
Ausbeute: 2,4 g 2-Amino-4-(p-chloranilino) -6-phenyl-1,3,5-triazin, 
Schmelzpunkt: 114-115°C. 
Elementar-Analyse -fiir C^ C H. 0 N C C1: 
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•fheorie: C: 60,51* H: 4,06* N: 23,52* CI:. 11,91* 

Gefunden:. C: 60, 7 8* H: 4,13* N: 23,80* CI: 11,85* 
•fropft man 1 Equivalent Wethansulf onsaure in eine Dioxan-Losung 
dieses 2-Amino-4-(p-chloranilino)-6-phen y l-1 l 3,5-triazins unter 
Ruhren und KUhlen, dann erhalt man das Methansulfonat. 
Elementar-Analyse fiir C^H^N^CIS: . 
Theorie: C: 48,79* Hr 4,09* N:. 17,78* 

Gefunden; C: 48,51* H: 4,26* N: 17,58* 

boi spiel 4 

?-/Vmino-^i-morpholino-6-methy l-1 . 3. 5-triazin. 

2,8 g N,N-(3-0xapentamethylen)-dicyandiamid und 0,8 g Acetonitril 
werden zu einer Losung von 0,8 g Kaliumhydroxyd in 15 ml Xthyl- 
cellosolve gegeben. Die Mischung wird unter Ruhren 3 Stunden am 
RUckfluB gekocht. Nach AbkUhlen wird Wasser zu dieser Losung ge- 
gossen und das Gemisch wird mib Chloroform extrahiert. Das Chloro- 
form wird abdestilliert und der Ruckstand aus einem Gemisch von 
Acetonitril und Wasser umkristallisiert. Ausbeute: 2,3 S 2-Amino- 
4-mor P holino-6-methyl-1,3,5-triazin. Schmelzpunktr 184-185°0. 
Elementar-Analyse fur CgH^N^O: 

Theorie: C: 49,22* H: 6,71* N: 35,87* 0: 8,20* 

Gefunden: 0:48,93* »:6,31* H: 35,89* 0: 7 ,88* 

i 

Hoi rp i < "I r -> 

;>-Amino-4-(p-chloranil in 0 )-G-mobhyl-1>^.S-briazin. 
2,0 g N-(p-Chlorophenyl)-dicyandiamid, 20 ml Acetonitril und 1,5 
;: .:;LU.nhydroxyd werden unter Ruhren erhitzt. Das Kaliumhydroxyd 
Lo. t oxoh in diooem *'allo aLlmahlich in der Miachung. Nach Kochen 
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am RuckfluB uber 5 Stunden wird die Losung in heifles Wasser gegos- 
sen; die ausgef allenen weifien Kristalle werden abfiltriert und aus 
n-Butanol umkristallisiert. Ausbeute: 1,5 g 2-Amino-4-(p-chlor- 
anilino)-6-methyl-1 ,3,5-triazim Schmelzpunkt; 196-197°C« 
Elementar-Analyse fiir O^qH^qH^CI: 

Theorie: C: 50,960 H: 4,28# N: 29,720 CI: 15,040 

Gefunden: C: 50,710 H: 4,090 N: 30,100 01: 14,850 
Setzt man Xthanol mit 1 Equivalent Chlorwasserstof f saure zu einer 
athanolischen Losung dieses 2-Amino-4-(p-chloranilino)-6-methyl- 
1 ,3»5-fcriazins, dann erhalt man das Mono-Hydrochlorid. Verwendet 
man in gleicher Weise 1 Equivalent Acetylsalicylsaure, erhalt man 
das Mono-Acetylsalicylsaure-Additions-Salz. 

Beispiel 6 

2-Amino-4- (B-naphthylamino )-6- (p-isobu tylbenzyl )-1 , 5 % 5- triazin* 
21 g N-(B-Naphthyl)-dicyandiamid und 17*3 g 4-Isobutylphenylaceto- 
nitril werden zu einer Losung von 4 g Natriumhydroxyd in 70 ml 
Dioxan gegeben und die Mischung wird unter Riihren 5 Stunden am 
Ruckflufl gekocht. Dann wird die Losung in etwa 250 ml heiBes Was- 
ser gegossen; die ausgef allenen weiBen Kristalle werden abfiltriert 
und aus einer gemischt en -Losung von Athanol und Wasser umkristalli- 
siert. Ausbeute: 30,2 g 2-Araino-4-(fl-naphthylamino)-6-(p-isobutyl- 
benzyl)-1.3.5-triazin. Schmelzpunktr 178-179°C. 
Eleraentaranalyse fiir C 24 H 25 N 5 : 1 
Theorie: C: 75,17* H: 6,57* Ni 18,26* 
Gefunden: C: 7^,96* H: 6,44*i N: 18,07* 
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25 2 , N -n-But,ldicy.andia*id und 18,8 g J-Cyanopyridin warden zu 
oiler ISsung von 10 g Kaliuunydroxyd i> 100 .a Xtbylcellosolve 
6 a S eben und die Hiscbung wird unter Buhren 3 Stunden am WW 
E e* 0 cbt. Die I*sung wird dann to etwa. 500 a! beiBes Wasser gegoe- 
sen und die ausgefallenen weiBen Kristalle werden abfiltriert 
und aue Acetonitril u-Vcrietalliaiert. Auebeute. 28,6 g 2-Aaino- 
. ^ - fx. ^T>-5rJvi , i-i 3.5 triazin . Schmelzpunkt: 

W ,5 - 145, 5°C 

Elementaranalyse fur C 12 H 16 V 

Th eorie: 0: 59,00* H. 6,60* >. 3*,*0* 

Gefunden: 0: 58,«* H, 6,62* I. 5*,75* 



Bo i s piel 8 

i=s3simm Lin ! r (V tn lTl Vl.^5-tria Z to. 
33 o g B -Cyclone*,ldicyandia.id und 25,4 g ^W*— 
worden a u einer Loaung von 10 g KaUuabydroxyd in 100 1 Hetbyl- 
oelloaolve gegeben und die Hiscbung wird unter Kubren 2 Stunden 
am KicWluB gefcocbt. Bie tosung wird dann in etwa 500 a! heiBes 
«asser gegoasen und die aua 6 e f aUenen weiBen Kristalle werden a, 
mtriert und ana n-Butanol uateistallisiert. Ausbeute: *0 6 
2 -A B ino-4-c J clohexyla m ine-6-(p-tel y l)-1,5,5-tria a to. Scb«elz- 

pnnkt: 152-155, 5°0- 
Elementaranalyse fSr C 16 B 2 1 M 5 ! 

.beorie: 0: 67.82* B: 7,-T* *■ 2*,71* . 

Gefunden-. 0. 68,00* B: 7.W* «' 2*> 8 5* 
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Beispiel 9 

2-Amino-4-(p-bromanilino)-6-vin;yl-1 « 5« 5-triazin. 

4 f 3 g N-(p-Bromophenyl)-dicyandiamid und 1,0 g Acrylnitril werden 

212 einer Losung von 0 f 8 g Kaliumhydroxyd in 20 ml Xthylcellosolve 

gegeben und die Mischung wird unter Riihren 3 Stunden am RuckfluB 

gekocht. Nach Abkiihlen wird Wasser zu dieser Losung gegeben und 

das Gemisch wird danach mit Chloroform extrahiert. Das Chloroform 

wird abdestilliert und der Riickstand aus Acetonitril umkristalli- 

siert. Ausbeute: 2,7 g 2-Amino-4-.(p-bromoanilino)-6-vinyl-1 f 3 f 5- . 

triazin. Schmelzpunkt: 122-124°C. 

Elementaranalyse fur C^H^QN^Br: 

Theorie: C: 45 f 23# H: 3,^5# N: 23 f 97# 

Gefunden: C: 45 f 20# H: 3 f 69# N: 23 f 82# 

Beispiel 10 

2-Amino-4- (p-f luoranilino )-6-(n-propyl )-1 , 3 » 5-triazin» 
33 1 8 g N-(p-Fluorophenyl)-dicyandiamid und 13*1 6 n-Butyronitril 
werden zu einer Losung von 5 g Kaliumhydroxyd in 100 ml Athyl- 
cellosolve gegeben und das Gemisch wird unter Riihren 3 Stunden am 
RuckfluB gekocht. Die Losung wird dann in etwa 500 ml heiBes Was- 
ser gegossen und die weiBen ausgefallenen Kristalle werden abfil- 
triert und aus einer gemischten Losung von Athanol und Wasser urn- 
kristallisiert. Ausbeute: 2?, 6 g 2-Amino-4-(p-f luoroanilino)-6- 
(n-propyl)-l t 3 f 5-triazin, Schmelzpunkt: 137-138°Cj 
Elementaranalyse fur C^H^N^F: 

Theorie: C: 58,29# H: 5,71#' N: 28,32# F: 7,68# 
Gefunden: C: 57, W H: 5,995^ N: 28,17# F: 7,41# 
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ftpinpiel 11 

17 g p-Chloranilin-Hydrochlorid und 8,4 g. Dicyandiaudd werden xn 
40 ml Wasser gelost und die Losung wird 1 Stunde am ttekfli* ge- 
kocht. Dann wird die losung abgekuhlt und das ausgefallene p- 
Chlorophenyldiguanid -Hydrochlorid wird abf iltr iert , . .it WasSer 
gewaschen und getrocknet. 

12 J e dieses p-OnierephenyldigueiiidiHyarochlorias werden in 
beLem Wasser gelost und 7 6 Hatriumformiat werden dsn Wsung su- 
gesetst. Es wird sur Irockene ebgedamptt, der feste Hackstand 
wird durch Zugabe von 60 ml Ameisensaure (99-100*) aufgelost und . 
das Gemiscb wird danaoh 5 Stunden am RucfcfluB gekocbt. Bann wird 
die Halite der Ameisensaure abdestilliert, 50 ml Wasser werden su- 
gesetzt, die losung wird abgeWalt und durch Zugabe von Natrium- 
hydros alaalisch gemacnt. Die weiBen Kristalle werden abiiltriert 
und aus n-Butanol umkristallisiert. Ausbeute: 8,8 g 2-Amino-*- 
(p-chloroanilino)-1,5,5-triasin. Schmelzpunkt: 255-256°0. 
Elementaranalyse fur CgHgNjCl: 

Shoorie. 0= «8,77* H: 5,64* »* 51,60* 

Gefuoden= C:*9,00# H: 5,W* ?1,57* 

pas 2 . Ami ne-^(p-cbloroanilino)-1, 5 ,5-triasin wird aus Chlorwas- 

SOMt orroaure umkristallisiert man erhalt das Hvdrooulorid »t. 

dc.:u Cchmelzpunkt von 279-280°0. 
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in 400 ml Wasser gelost und die Losung wird 1 Stunde am RiickfluB 
gekocht. Die Losung wird danach abgekiihlt, das ausgefallene 

Naphthyldiguanid-Hydrochlorid abfiltriert, mit Wasser gewaschen 

) - ■ . 

und getrocknet, • 

13*2 g dieses -Naph thy Idiguanid-Hydrochlorids werden zu einer 
Losung von 1,2 g metallischen Natriums in 70 ml Methanol gegeben 
und das Gemisch wird geriihrt. Danach werden 3*7 g Sthylformiat 
der Losung zugesetzt und die Losung wird 48 Stunden bei Raumtem-* 
peratur gehalten. Nach Ablauf dieser Zeit wird Wasser zugegeben f - 
die Losung gekiihlt und die ausgefallenen Kristalle werden abfil- 
triert.und aus einem Losungsmittelgemisch von Athanol und Wasser 
umkristallisiert. Ausbeute: 8,5 g 2-Amino-4- (x -naphthylamino)- 
1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 248-249°C* 
Elementaranalyse fiir C^H^N^.: 

Theorie: 0: 65,81# H: 4,67# N: 29,52# 

Gefunden: G: 65,90# H: 4,66# N: 29,31# 

Das 2-Araino-4-(<-naphthylamino)-1 f 3 f 5-triazin wird aus Chlorwas- 

serstoffsaure umkristallisiert; man erhalt das Mono-Hydro chlor id. 

Elementaranalyse fur C^H^N^-Cl: 

Theorie: C: 57,04# H: 4,42# N: 25,59# 01: 12 f 95# 

Gefunden: C: 57,31* H: 4,35* N: 25 , 5?* 01: 12,78* 

: ieispiel 13 

>Amino-4-(A^naphthylamiuo)-o-methyl-1 ,3% 5- tr iaziil. 
"3,2 g x -Naphthyldipiariia-Hy^-Jchlorid word^n zu einer Losung 
on 1,1 c metallischen l*\tv'\ . ; in ml Mr h.'.nol got;eberi und 
i . ^ci..isch v/ird 5 ;--uiihrt. L.x- \ v/erden 4,4 ' .hylactcat zugasvizt 
:i L""i:;! * wird bei Rum: tuc t'fshalton. iiar\ 

» / i 
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AWauf aiasar *i* Waasar ^seUt, die M sun B 

uad dia KriataOia wardan — - - -~ 

von Xthanol una Waasar u^stalUa.art. 
Aus *au t a= 8,8 g ^^-^-aap^a^oVS-^l-.^.^ta.in. 

Schmelzpunkt: 185-186°0. ... . 
Elementaranalyse fur C^H^N^s . . 
Theorie: 0: 66,92* 

Sadden: 0: 66.** H: * 27,99* ^ 

Ba8 2 . Aoi »^(^ n ap W ^.)-6-»e^.5.5-^ -d - 
Ohlorwasaaratoffaaura u^iataliisiar*, aan ernal, das Hone 

Hydrochlorid. 

Elementaranalyse fur C^H^Cl: 

Iheori e, i.^ =<*•** " ! 2 ;2 .. 

Rpis piel 14 ( ; 

wir d in eine X-oaun* von 6 K -HaphtnylQignanid— Hydrochlorid 

ta 5 0 * Hethanoi b ai KaU-^atnr sasosaan. Dana — V ^ 

Wpropiona* auseaeUt and die ^ wird untar «- * 

n „ i — - — - - «~ diese ; ;; x :ti, t ai. 

punkt: 209-2lO°0. 
Elementaranalyse fur 0 15 H <i 5 V 
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Thcorie: C: 67,90* H: 5,70* N: 26,40* 
Gefunden: C: 68,14* H: 5»77* N: 26,29* 

Boi spiel 15 

2~Amino- 4-(fi-naphth.ylamino)-6-phen7l~i . 3.5-triazin. 

Eine Losung von 2,5 g metallischen Natriums in 25 ml Methanol 

wird in eine Losung von 13,2 g B-Naphthyldiguanid-Hydrochlorid 

in 50 ml Methanol bei Raumtemperatur gegossen. Dann werden 6,8 g 

Methylbenzoat zugesetzt und das Gemisch wird 5 Stunden am Riick- 

fiuB gekocht. Man laflt 24 Stunden stehen, gibt so lange Wasser 

zu, als kein Niederschlag ausfallt, und laBt weitere 24 Stunden 

stehen. Der Niederschlag wird abfiltriert und aus n-Butanol um- 

kristallisiert. Ausbeute: 9,5 g 2-Amino-4-(B-naphthylamino)-6- 

phenyl-1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 164-165°C. 

Elementaranalyse fiir C^H^N^: 

Theorier C: 72,83* H: 4,83* N: 22,35* 

Gefunden: C: 72,59* H: 4,82* N: 22,3756 

Gibt man Xthanol mit 1- Equivalent Chlorwasserstoffsaure zu einer 

athanolischen Losung dieses 2-Amino-4-(B-naphthylamino)-6-phenyl- 

1 »3,5-triazins, dann erhalt man das Mono-Hydrochlorid. Verwendet 

man auf die gleiche Weise 1 Equivalent Acetylsalicylsaure, dann 

fallt das Mono-Acetylsalicylsaure-Additions-Salz an. 

Boispiel 16 " i 

2-Amino-4- (B-naphth ylamino )-6- (p-isobutylbenzvl )-1 . 3 . 5-triazin. 
Eine Losung von 1,5 g metallischen Natriums in 25 ml Methanol 
wird in eine Losung von 13,2 g B-Naphthyldiguanid-Hydrochlorid in 
50 ml Methanol bei Raumtemperatur gegossen. Dann werden 11,0 g 

Athyl-p-isobutylphenylacetat dieser Losung zugesetzt, das Gemisch 
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wird coriihrt und 72 Stunden bei Raumtemperatur stehen gelassen. 
Dann fflgfc nan so lange. Wasser *., ala kein Niederschlag sich bil- 
det, und lafit weitere 24 Stunden stehen. Den Niederschlag fil- 

urilrt man ab und kristallisiert aus einam Losungsmittelgemisch 
von Athanol und Wasser urn. Ausbeute: 14,5 6 2-Amino-4-(B-naphth y l- 

amino)-6-p-isobut y ibenz y l.1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 1 7 8-179°C. 

Elementaranaiyse fur C^Hg^: 

Theorie: C: 75,17* H: 6,57* 1^6* 

Gefunden: C: 75,™* H: 6,86* N: 18,10* 

Bnis picl i? 

_ ln . |||| ,, fm ^, 1 .,^ mo ^v 1a nili roVft--rp-i^tylb.n,yl)-1 1 ? 1 ^ 

25,0 e .o-Aminobenzebrifluerid und 13 g Dieyandiaaid werden in ; 
ea'ml 10-preseubiger Chlorwassersboff saure gel&sb. Die Wsung 
wird 1 Stunda am KickfluB gekecht. Nach Abkuhlung wird das aus- 
..oraliana m -Trinuoromebhylphenyldiguanid-Uydrcchlerid abf iltnerb , 
mib Wasaer gewaschen und gebroctanet. 

1* r, dieses .wTrifluoromebhylpbenyldiguanid-Hydrochlorids wer- 
<le n su oiner Msung van 1,2 g metallischen Nabriuas in 70 -l 
Hobhnno! sugagaben und die Kischung wird geruhrb. Danach warden 
11,0 g Abhyl-p-isobutylphenylacetat der LBsnng zugesebzb; drese 
wird V2 atunden bei Raumbe-perabur stehen gelassen. Nach Ablauf 
aieser Zeib wird das deppalte Volunen der Eaattienslasung an Was- 
ser su 8 e S aban ; diese lent .an abWihlen. Die ausgefallanen Krxstal- 
■ le warden ablilbriert und aus eineto Lesungsmibtelgeaisch von Abha- 
„„1 and Wasser umkrisballisierb. Ausbeube: 11,6 6 2-Amine-4- 
(iD - l .rifluorooabh,ianilin.o)-6-(p-i S ob«tylbanzyl)-1,3,5-tria 2l n. 

0 
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N: 17 ,4-50 
N: 17,39# 

Beispiel 18 

g-Amino-4-(m-trifluoromethylanilino)-6-(4-pyridyl)-1 , 3« 5-triazin« 

Eine Losung von 1,5 g metallischen Natriums in 22 ml Methanol V: 

wird in eine Losung von 14,1 g ra-Trif luoromethylphenyldiguanid- 

Ilydrochlorid in 50 ml Methanol gegossen. Dann werden 7,6 g 

A thylisonikotinat der Losung zugesetzt und das Geraisch- wird 72 

Sbunden bei Raumtemperatur stehen gelascen, Nach Zusatz von 200 

ml Wasser bleibt die Losung weitere 24 Stunden stehen. Die Kristal 

le werden abfiltriert und aus einem Losungsmittelgemisch von 

Athanol und Wasser umkristallisiert. Ausbeute: 10,9 g 2-Amino-4<- 

( m- fcrif luororae thylanilino )-6- (4-pyridyl )-1 f 3 1 5-triazin. Schmelz- 

punkfc: 229-2 30°C. 

fileraentaranalyse fur C^H^N^F^: 

Theorie: C: 54 f 22# H: 3,3^ N: 25,29# 

Gefunden: C: 54,32# H: 3*11* N: 25,29# 

Heispiel 19 

2-Amino-4-(5-isochinolylamino)-1 ,3«5-triazin. 

^4 g Dicyandiamid und 36 ml konzentrierte Chi orwassers toff saure 
werden zu einer Losung von 58 g 5-Aminoisochinolin in 160 ml Iso- 
propanol gegeben; das Gomisch wird 1,5 Stunden am RuckfluB ge~ 
kocht. Nach Abkiihlung fallt 5-Tsochinolindiguanid-Dihydrochlorid 
aus, das abfiltriert, rait wenig ithanol gewaschen und getrocknet 
wird. 

309808/1313 
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Theorie: C: 62,85# H: 5,52# 

Gefunden: 0: 62,71# H: 5»5<# 



~ * 2226474 



. rfiasas S-Js.ctoolinaip.anid-Mhyar.chlorids werdeh ainer 

nol zugesetz*. Dann ver 1 4. on ™™tur 48 Stunden ste- 

... . M __ ngfit toei Raumtemperamir ^° 
Gemisch wird geruhrt. Man law oe 

- -i sr+- wpitere 24 Stunden stehen. Die 
wasser hinzu und laBt wex^ere c 

§ " TLtalle werden a bf iltriert und aus einea LSsungs- 
ausgerallenen alle ^ umkristallisie rt. Ausbeute: 

roitt elg el ni 6 ch von Athanol und Wasser ^ ScWzpunktJ 

,, 7 6 2 .Amino-^(5-iBOcbinolyla»xno).1,3,5-trxa 

•259-260°C. 
Elementaranalyse fur S 2 H 10 N 6 : 

Theorie: 0. by,?"?" 

C- 60 72* H: 4,20* N; 35,03* 
Gefunden: C: bU,/tfP 

Bei spiel -20 isobutylbenziliz 
2=is * a o^ i5= oaa 2 rod^^ 

setzt. Die Miscbung wird geruhrt u 

iM- dxasar «"* ~ 

weiterc » stuadan — von ithan ol 

^•iitriert und bus exnem ^osungbiu 

^ Wasser u^xstaUxsxert. ^urfn. Sch»el,- 

8 . is ochinoi y la»l»o)- & -(p-iB.*ut y i».eB,7l)--'.5.5- te 



punlct: 126-127 <>• 
Elementaranalyse Mr ^Ve 01 * 

309808/1313 



-32 - 

2226474 

Theorie: C: 65, 94* H: 5,53* N: 20,06* CI: 8,46# 

Gefunden: C: 65,84* H: 5,78* N: 20,07* Cls 8,16* 

fioispiel 21 

2-Amino-4-.anilino-6- (p-toly 1 )-1 . 3 . 5-triazin . 
10,7 g Phenyldiguanid-Hydrochlorid warden zu einer Losung von 
1,2 g metallischen Natriums in 70 ml Methanol gegeben. 8,2 g 
Athyl-p-toluylat werden zugesetzt und das Gemisch wird geriihrt. 
Dann lafit man das Gemisch 48 Stunden bei Raumtemperatur stehen, 
versetzt mit Wasser und laBt das Gemisch abkuhlen. Die ausgefal- 
lenen Kristalle werden abfiltriert und aus n-Butanol umkristal- 
lisiert. Ausbeute: 11, o g 2-Amino-4-anilino-(p-tolyl)-1,3,5- 
triazin. Schmelzpunkt: 199-200°C. 
Elementaranalyse fur C^H^N,-: 

Theorie: C: 69,29* H: 5,45* N: 25,25* 

Gefunden: C: 69,30* H: 5»55* N: 25,27* 

Beispiel 22 

2-Amino-4-(p-toluidino)-6-(4-pyridyl)-1 t 3. 5-triazin. 
Hjl- g p-Tolyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer Losung von 
1,5 g metallischen Natriums in 70 ml Methanol gegeben. Dann wer- 
den 7,6 g Athylisonikotinat zugesetzt und das Gemisch wird geriihrt. 
Man laflt das Gemisch bei Raumtemperatur 48. Stunden stehen , ver- 
setzt mit Wasser und liiflt das Gemisch abkuhlen. Die ausgef allenen 
Kristalle werden abfiltriert und aus n-Butanol umkristallisiert. 
Ausbeute: 10,0 g 2-Amino-4-(p-toluidino)-6-(4-pyridyl)-1 ,3,5- 
triazin. Schmelzpunkt: 236-237°C. 
Elementaranalyse fiir C^H^N^ 

309808/1313 
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Thcorie: 0: 64,73* H: 5,07* N: 30,20* 

Gefunden: C: 65,00* Hi 4,85* N: 30,17*' 

Beispiel 23 

?_Amino-4-(o-^"idino^ M p-^^ 
triaziiu 

11,4 g o-Tolyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer Losung von 
1,5 g metallischen Natriums in 70 ml Methanol gegeben. Dann wer- 
den 11,7 6 Athyl-2-(p-isobu*ylphenyl)-propionat zugesetzt und 
das Gemisch wird geriihrt. Han laflt das Gemisch bei Raumtemperatur 
72 Stunden stehen, fOgt Wasser hinzu und laflt die Mischung ab- 
kuhlen. Die ausgefallenen Kristalle werden abf iltriert und aus 
einem Losungsmittelgemisch von Athanol und Wasser umkristalli- 
siert. Ausbeute: 14,3 g 2-Amino-4-(o-toluidino)-6-(p-isobutyl- * 
^-methylben Z yl)-1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 132-134°C 
Elementaranalyse fur °22 H 27 N 5 :: 

Theorie: 0: 73,10* H: 7,53* 19,37* 

Gefunden: Os 73,03* H: 7,*8* "« 19,97* 

Bei spiel 24 

2- Ami no-4- (m-*m uidinoV6- ' *- ? vT>idvl)-1 . 3 , 5- triazin. 
11,4 g m-Tolyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer losung von 
1,5 6 metallischen Natriums in 70 ml Methanol gegeben. Dann war- 
den 7,6 g Athylnikotinat zugesetzt und das Gemisch wird geriihrt. 
Man lfiBt das Gemisch 48 Stunden bei -Raumtemperatur stehen, gibt 
Wasser zu und laflt die Mischung abkuhlen. Die ausgefallenen 
Kristalle werden abfiltriert und aus n-Butanol umkristallisiert. 
Ausbeute: 10,9 g 2-Amino-4-(m-toluidino)-6-(3-pyridyl)-1 ,3,5- 
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triaziiu Schmelzpunkt: 216-218°C. 
Elementaranalyse fiir C^H^N^: 

Theorie: C: 64,73# H: 5,07# N: 30,20# 
Gefunden: C: 64 f 70# H: 5 f 27# N: 30,15* 

Beispiel 25 

2-Amino-4-cyclohexylamino-6-athyl-1 , 3« 5-triazin« 
34 1 5 g Cyclohexylamin-Hydrochlorid und 21,5 g Dicyandiamid war- 
den zusammen gleichmaBig vermahlen. Das Gemisch wird auf einem 
Oibad bei 150-160°C geschmolzen und 30 Minuten bei dieser Tempe- 
ratur gehalten. Dann wird es abgekuhlt, in heiflem Methanol ge- 
lost und die Losung wird wieder abgekuhlt. Dabei fallt Cyclo- 
hexyldiguanid-Hydrochlorid aus. 

11,0 g dieses Cyclohexyldiguanid-Hydrochlorids werden zu einer ; 
Losung von 1,2 g metallischen Natriums in 40 ml Methanol gegeben. 
Dann werden 5»2 g Xthylpropiohat zugesetzt und das Gemisch wird 
geriihrt. Man laBt 72 Stunden bei Raumtemperatur stehen, gibt das 
doppelte Volumen der Reaktionslosung an Wasser hinzu und fallt 
so weifie Kristalle. Die ausgefallenen Kristalle werden abfil- 
triert und aus einem Losungsmittelgemisch von Athanol und Wasaer 
umkristallisiert. Ausbeute: 8,4 g 2-Amino-4-cyclohexylamino-6- 
athyl-1,3,5-triazin. Schmelzpunkt:: 147-149°C 
Elementaranalyse fiir C^H^gN^: 

Theorie: C: 59,97* H: 8,24* N:: 31,79* 1 
Gefunden: C: 60,28* H: 8,21* N: ^31*81* 
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, ■ u-^. 1n h,- r--'""-^-^to ] T 1 VM.S-triasin. , 
Bine tSaung von 1.5 g .etallisoben Natrium in 22 1 

su einer Loeung von H ,0 g Cyolobe^ldiguanid-Hydrocblorxd 
in ,o .1 Methanol gegeben. Pann warden 8,2 g Stbyl-p-toluylat 
au di eser Losung augeset* «nd ea wird anacblieBend gerubrt. Han 
» die Misebung bei Rau»*e«peratur 7 2 Stunden steben, fUgt Wae- 
ser in dor doppelten Manga der Reattionelosung binzu und faUt. 
p ie ausgefallenen Kristalle warden ab* iltriert und aua ainea U, 
sungs.ittalga.iaoU von Ithanol und Waaaar urfcris.allieiert.Aus- 
beute: 8.2 g M i iM H l a--^^'' W 
Schmelzpunkt: 152,5-153,5°0- 
Element aranalyse fur C^H^N^: 

G. 67 82* H: 7,^ N; 
Theorie: 0» b/,o«s» '» 

Gefunden: C: 67,86* h. 
Bei s piel 27 

80 5 g p-Fluoroanilin und 61,2 g Bicyandiamid warden xn 290 
^prozentiger 0 blorwassersto«saure geloet; die Msung wxrd 
„ Stu „ae a* RucMluB ge*oebt. Nacb Amnion mi* P-*luorophenyl- 
dis uanid- H ydrocblorid aus, daa aMiltriert und getroofcnet word. 
„ 5 g dieaes p-Pluoropaanyldiguanid-Hydr.ohlorids werden *u 

«sung von setallisoben in 70 - Metbano 

B e B eben. Bann werden 5,2 g Xthylpropionat binsugesetst und daa 
elcb wird gerUbrt. Man « d« Misebung 72 ««-- ~ ~ 
tW eratur steben, iUgt Waaaar in der doppelten Meng der Re* 
UoLloaung su und lent die Misobung abfcublen. Pie euageralleneu 

309808/1313 



- 36 - 

2226474 

Kristalle werden abfiltriert und aus n-Butanol umkristallisiert* 

Ausbeute: 8,3 g 2-Araino-.4-(p-fluoroanilino)-6-athyl-1 f 3,5-triazin. 

Schmelzpunkt: 160-1 61 °C- 

Eleraentaranalyse fur C^ >l H >l2 N^P: 

Theorie: C: 56,64% H: 5,19% N: 30,03% 

Gefunden: C: 56, 49% H: 4,96% .N: 30,00% 

Beispiel 28 

2-Amino-4-(p-iodoanilino)-6--meth;yl-1 , 3« 5-triazin. 
17,6 g p-Jodophenyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer Losung 
von 1,5 g metallischen Natriums in 70 ml Methanol gegeben. Dann 
werden 4,4 g Athylacetat zugesetzt und das Gemisch wird geriihrt. 
Man laflt die Mischung 48 Stunden bei Raumtemperatur stehen, setzt 
Wasser in der doppelten Menge der Reaktionslosung hinzu und lafit 
das Gemisch abkiihlen. Die ausgefallenen Kristalle werden abfil- 
triert und aus n-Butanol urakristallisiert. Ausbeute r 8 t 5 g 2- 
Amino-4-(p-jodoanilino)-6-methyl-1 f 3,5-triazin # Schmelzpunkt: 
219-220°C. - 
Elementaranalyse fiir C^H^N^-Jr 
Theorie: C:. 36,72% H: 3,08% N: 21,41% 
Gefunden: C: 36,98% H: 3,40% N: 21,40% 

lie i spiel 29 

2-Ai,iino-4-(p-chloroanilino )-6-carl>ox;yl-1 % 3 » 5-triazin. 
12,4 g p-Chlorphenyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer Losung 
von 1,2 g metallischen Natriums in'70 ml Methanol gegeben; die 
Mischung wird auf eine Tempera tur von 0-5°C gekuhlt. Dann werden 
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7 3 B Athyloxalat hinzugesetst; die Mischung wird gerUhrt und bei 
K^tcporatur 2, Btunden stehen gelassen. Die ausgef allenen Krx- 
atall. werden atf iltriert und .it Acetonitril gewaschen. Ausbeufce: 
8,8 g 2 .A m iao-4-(p-chloroanilino)-6-carbo Xy l-1,3,5-tria Z in. 

Schraelzpunkt: 210°G. 

Eleraentaranalyse fur C^HqO^CI: 

- . 0- 4-5 21* H: 3,04* 0: 12,04% N: 26,36% 
Theorxe: «• l? . 

^ /.n Q*<* H- 3 21% OJ 11,82* N: 26,58% 
Gefunden: C: 44,93% »• 

1} 2 B B-Haphtbyldiguanid-Hydroohlorid werden zu einer LSsung von 
, 2 g netallisohen natriums in 120 A Methanol gegeben. Die Lo- 
sing wird auf P-5°C geWihlt und 1* 7,3 g ithyloxalat versetst. 
Man lM t das Gemiscn 24 Stunden bei Rau*te,n P eratur stehen. B» 
ausgerallenen Kristalle werden abf iltriert und »it Acetonitril • 
r owascben. Ausbeute: 9,9 6 2-A m ino-Mn-napnthyla»iuo)-^oarbo*yl- 

1t j,5-tria«in. Zersetaung beim Schaelzpunkt von 210-213 0. 

Elementaranalyse fur 0 <|4 H i-i°2 N 5" 

Theorio: 0: 59,7?* »• » 2 *' 9 °* 

Gefunden: C: 60,07% »• 

Rainpiel 31 , 
O-».nno-.|-(0-l.- -""'"""'iii"°>-' l - , ' S - tri " il '- 

« J 8 e-Hereaptophenyldiguanid-Hydroehlorid warden *u einer lo- 
a„l r von -,,2 . »etallisohen Hatriuns in 70 al Hetbanol gegeben. • 
, tall „ warden 3,7 « AtbylXor.ia, Uinaugesetat und die 1*~*6 Wird 
geruhrt. Kan laBt die Losung W Stunden bei Rauat -peratur atehen, 
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fact Wasser hinzu und kiihlt die Mischung. Die ausgefallenen 
Kristalle werden abfiltriert und aus einem Losungsmitt lgemisch 
von Athanol und Wasser umkristallisiert. Ausbeute: 7,2 g 2-Amino- 
4-(o-mercaptoanilino)-1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 138-140°C. 

3eispiel 52 

2-Amino-fl~ (o-mercaptoanilino)-6-phen.yl-1 , 5 , 5-triazin. 
23 g o-Mercaptophenyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer Losung 
von 2,5 g metallischen Natriums in 75 ml Methanol gegeben. Dann 
werden 14 g iithylbenzoat hinzugesetzt und die Mischung wird' ge- • 
riihrt. Man laBt die Mischung 72 Stunden bei Baumtemperatur stehen, 
gibt Wasser zu und laBt wieder 24 Stunden stehen. Die ausgefalle- 
nen Kristalle werden abfiltriert und aus einem Losungsmittelge- 
ndsch von Athanol und Wasser umkristallisiert. Ausbeute: 13,6 g . 
2-Amino-4-(o-mercaptoanilino)-6-phenyl-1 ,3, 5-triazin. Schmelz- 
punkt: 1 68-169 °C 

Beispiel 33 

2-/\mino-4-Cp-chloroanilino)-6-(3-p.vridyl)-1. 3. 5-triazin. 
Eine Losung von 1,5 g metallischen Natriums in 20 ml Methanol 
wird zu einer Suspension von 12,4 g p-Chlorophenyldiguanid-Hydro- 
chlorid in 50 ml Methanol gegeben; das Gemisch wird geriihrt. 
Dann werden 7,6 g Athylnikotinat zu der Mischung zugesetzt und 
die Mischung wird 72 Stunden bei Raumtemperatur stehen gelassen. 
Es wird Wasser zugegeben und die so ausgefallten Kristalle werden 
abfiltriert und aus n-Butanol umkristallisiert. Ausbeute: 8,3 g 
2-Amino-^-(p-chloroanilino)-6-(3-pyridyl)-1 f 3, 5-triazin. 
Schmelzpunkt: 223-224°0. 
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Elementaranalyse fur C^E^HgOls 
Thcorie: 0. 56,29* ' * 5,71* 
Gefunden: 6: 56,18* * 3,66* 



N: 28,15* 



J— « ,,2 g 
L«~ - 50 .X Me«- 0l Se,e,en. — werden ,2,9 g P™- 
; p^anid nxuaugesets* und die Losung wird gut gemxscnt 

H*n * 0 R Xthjltor-lat ninzugefugt und dxe Mx- . 
Zu der Losung werden *»-,0 g Atmyxi i 

Tiann wird Wasser mxt dem 
.chung wird 48 Stunden stehen gelassen. Dann wxrd 
^cnung vxx Mischung laBt man ab- 

d oppelten Volu*en der Losun 6 sugesetst; dxe 
fcufcien. Die pffitN. Krietalle werden abfUtriert 
nitril eewascnen. Ausoeute: 7,9 . 
1,3,5-triazxn. 

Elementaranalyse fur O^O^s 

0- 46,55* H: 3,*7* Hs 36,19^ 
Theone: w f .»^ 

Gefunden: 0: «*,86* H = J' 29 * B: . dM „. 

„ . dieses ^--(p-ni^^M,,,^— warden ~ 

I H et h auoX suspendiart und -« wafcrend 

. M «rfA to 25 "1 konzentrierter Chiorwasser- 
LSsunr von 20 g stannochiorid M ^ 

™nft wird. Hit Fartsctaeiten der ReaWion wird 
stoffsaure zusetropft wira. fRaone 
die X*sun 8 transparent. Wenn die trop.enweiae « er Lo un g 
b00 „aet ist.wird derWuB weitere 1. 5 stunden fort 6 e S et,t 
d e sletohe Hense Konzentrierter 6o— «— « — ~»* . 

die « - 0- 5 »C B e^t. Pie so a^aiiten KrtotaUe^ 
Hen atmtriert una « KaXter k on*entrierter ««— — * 
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s;. : uro cewaschen. Nach weiterem Waschen mit Ace ton und Trocknen 

crhalt man 4,2 g 2-Amino-4-(p-aminoanilino)-1,3,5-triazin. 

Elementaranalyse fiir c g H /]2 N 6 C1 2 : 

Theorie: C: 39,29% H:4,40% N: 30,54% 

Gefunden: C: 39,12% H:4,39% N: 30,30% 

lei spiel 35 

2-Amino-4-(p-nitroanilinQ)-6-(p-isobutyl-:<-methylbenzyl)-l ,5,5- 
triazin und 2-Amino-4-(p-aminoanilino)-6-(p-isobutyl-x-methyl- 
benzyl )-1 , 3% 5-triazin-Mhydrochlorid» 

30 ml Athylenglykol werden zu einer Losung von 1,2 g metallischen 
Natriums in 50 ml Methanol gegeben und mit 12,9 g p-Nitrophenyl- 
diguanid-Hydrochlorid versetzt. Zu dieser Losung werden 11,7 g 
i\thyl-2-(p-isobutylphenyl)-propionat hinzugefugt und es wird gut 
gemischt. Man laflt die Losung 72 Stunden bei Raumtemperatur stehen, 
gibt Wasser in der doppelten Menge des Losungsvolumens hinzu und 
laBt abkiihlen* Die so gefallten Kristalle werden abfiltriert und 
mit Acetonitril gewaschen* Ausbeute: 15*0 6 2-Amino^4-(p-nitro- 
anilino)-6-^)-isobutyl->-methylbenzyl)-1,3i5-triazin. Zersetzung 
beim Schmelzpunkt von 286-289°C 

Elementaranalyse fiir C 2i H 24°2 N 6 r 

Theorie: 0: 64,27% H: 6,16% N: 21,41% 

Gefunden: G: 64,31% K: 6,41% N: 21,39% 

9,3 g dieses 2-Amino-4-(p-nitroanilino)-6-(p-isobiityl-oc-methyl- 

benzyl)-1 ,3,5-triazin's werden in 100 ml Methanol suspendiert. 

Wiihrend die Suspension am RiickfluB 'gekocht wird, tropft man eine 

Locung von 20 g Gtannochlorid in 23 g konzentrierter Chlorwasser- 

stoff saure ein, Mit f ortschreitender Reaktion wird die Losung 
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transparent. Wenn die tropfenweise Zugabe der Stannochlorid-Lo- 

S ung beendet 1st, wird diese weitere 2 Stunden am RuckfluB ge- 

k Ocht, mat der gleichen Menge wie der Reaktionslosung an konzen- 

trierter Chlorwasserstoff saure versetzt und die Mischung wird 

auf 0- 5 °C gekiihlt. Me ausgefallenen Kristalle werden abfiltriert, 

■it kalter konzentrierter Chlorwasserstoff saure gewaschen und ge- 

trocknet. Ausbeute: 8,1 g 2-Amino-4.(p-aminoanilino)-6-(p-isobu- 

tyl-. <-methylbenzyl )-1 , 3 , 5-triazin-Dibydrocnlorid. 

Elementaranalyse fur Cg^gNgClg: 

Theories C: 57,95* H: 6,48* N: 19,30* 

Gefunden:. C: 57,75* H: 6,24* N: 19,26* 

« 

Be i spiel 36 

9- ft m i m^nilino ) -^-h y^ Q xvl-1 . 3 , S- triazin . 

12,4 g p-Cbloropbenyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer Losung 
von 1 2 g metallischen Natriums in 7 0 ml Methanol gegeben* es wird 
innig gemischt. Zu dieser Losung werden 9,6 g ithyl-trichloroace- 
tat hinzugefugt und das Gemisch wird bei maBigem RuckfluB 7 Stun- 
den gekocht. Nach dem Abkiihlen werden die ausgefallenen Kristall 
abfiltriert und mit heiBem Wasser und Athanol gewaschen. Ausbeute: 
•9, 7 6 2 .Amino-4-(p-ohloroanilino)-6-aydrb X yl-1,3,5-tria Z in. 

£}chmelzpunkt: oberhalb 270°C 
Elementaranalyse fur C^HgON^l: 

Theorie: C: 45,^9* H: 3,39* N: 29,^7* ' 

Gefunden: C: 45,24* H: 3,31* N* 29,33*. 
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Boir.piol 37 

(n-butylamino)-6-(p-isobutylben2yl0-1 « 3«5-triazin. 
50 g n-Butylarain-Hydrochlorid und 38,4 g Dicyandiamid werden 
gleichmaBig geraischt und dann auf einem Olbad bei einer Tempera- 
tur von 130 + 5°0 geschmolzen. Das Gemisch wird etwa 4 Stunden bei 
dieser Tempera tur ge halt en und dann gelriihlt. Nach dem Abkiihlen 
wird das Gemisch in heiflem Methanol gelost und wieder gekiihlt; 
dabei fallt n-Butyldiguanid-Hydrochlorid aus. 

9,7 g dieses n-Butyldiguanid- Hydrochlorides werden zu einer Losung 
von- -1,5 g metallischen Natriums in 50 ml Methanol gegeben. Dann 
werden 11,0 g iithyl-p-isobutylphenylacetat hinzugefiigt und das 
Gemisch wird geruhrt. Man lafit das Gemisch 72 Stunden stehen und 
setzt das doppelte Volumen der Reaktionslbsung an Wasser zu. Pie 
ausgefallenen Kristalle werden abf iltriert und aus einem Losungs- 
mittelgemisch von Athanol und Wasser umkristallisiert. Ausbeute: 
13>5 g 2-Amino-4-(n-butylamino)-6-(p-isobutylphenyl)-1 f 3 f 5-tria- 
zin. Schmelzpunkt: 99, 5-101 °C. 

Elementaranalyse fiir G ^Q^27^y % 
Theorie: C: 68,97# H: 8,68# N: '22,34-0 

Gefunden: C: 69,17* H: 8,790 N: 22,320 

Beispiel 38 

2-Amino-4-athylamino-6-(p-isobutylbenzyl)-1 « 3. 5-triazin. 
6,4 g Athyldiguanid werden zu einer Losung von 1,2? g metallischen 
Natriums in 50 ml Methanol gegeben. Dann werden 11,0 g Xthyl-p- 
isobutylphenylacetat hinzugefiigt urid das Gemisch wird geruhrt. 
Man laBt es bei Raumtemperatur 72 Stunden stehen, setzt das dop- 
pelte Volumen der Reaktionslbsung an Wasser zu und laBt weitere 
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* stunden stefcen. Me ausgefallenen Kristalle warden airier* 
und aus eine* Geaiscfc von Atfcanol und Wasser u^istallisiert 
Aus ,eute; 10,2 g 2-Attino-4-a.^^ 
triazin. Schmelzpunkt: 108-111°C. 

Elementaxanalyse fur C^e^V* 

G . 67 34* H: 8,12* • N: 24,54* 

0. 67 18# H: 8,18* N: 24,22* 
Gef widen: 0: b/, io* 

Eine^LBsung von 1,2 6 metallisctaen Natriums in 20 ml ^ e *^" 1 ^ 
uird z „ sine, Msung von ,2,6 « p-Pipnenjiaieuaniain an 5 0 ml 
„ eth anol 8 e 6 e b en. Bann weraan ,1.7 S 

propi onat su^st, - Oemison «ird ^ una 7 2 Stunaen ate n 
I l sse n. BS venaen 200 ml Vasae* *u aa, — = 
La aiase wira a^t.. Mo aus g * f allanan Kristalla venaan a>- 

^Liar* una aus ainem * 
r^istalliai^ - Aus*euta: 17.6 . a-Amino^Cp-aip^- 
no) .6-(p-iso lJ utyl.^etn y i b en, J l)-1. 5 .5-tria Zi n. Schmalspuntt* 

Elementaranalyse fur C 2 7 H 29 N 5 : 

p. 76 56* H: 6,90* N: 16,53% . 
Theorie: G: /o,?w> 

aefunaan: 0, 76,57* "=7.13* -.«.77» _ 

Gib t man Xtbanol -it 1 Univalent ^opnorsSure ,u aaner at*a» U 

-. ^v, OT . Wpise 1 Equivalent Benzoesaure, aann 
Verwendet man m gleicher Wexse I *q 

• • 
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ci'h;i3 b man dan I'iono-Benzoosaure-Adda tions-Salz. 

?-Amino-4-(2-nitro-4-methylanilino)-6-(p-isobu^ 
1 ,3% r ?-triazin. 

x?:ine Losung von 1,2 g metallischen Natriums in 20 ml Methanol 
wird zu einer Losung von 11,8 g 2-Nitro-4-methyl-phenyldiguanid 
in 50 ml Methanol gegeben. Dann werden 11,7 S Athyl-2-(p-isobutyl- 
phenyl)-propionat hinzugefiigt. Nach intensive© Mischen laBt man 
72 Stunden stehen. Man gibt 200 ml Wasser zu und laBt die Reak- 
tionslosung abkiihlen. Die ausgefallenen Kristalle werden abfil- 
triert und aus n-Butanol umkristallisiert. Ausbeute: 16,4 g 
2-Amino-4-(2-nitro^-methylanilino)-6~(p-isobutyl-0Umethylbenzyl)-- 
1,5,5-triazin. Schmelzpunkt: 2O3~205°C. 
Elementaranalyse fiir C 22 H 26°2 N 6 r 
Theorie: C: 65,01$ H: 6,4-5$ N: 20,68$ 

Gefunden: 0: 65,00$ H: 6,28$ N: 20,72$ 

Beispiel 41 

?-Amino-4-(2,5-diathoxyanilino)-r6-isopropyl-1^3^5^triazin> 
15,0 g 2,5-Diathoxyphenyldiguanid-Hydrochlorid werden zu einer 
Losung von 1,2 g metallischen Natriums in 70 ml Methanol gegeben* 
Han fu'gt 5,8 g Athylisobutylat zu dieser Losung hinzu und mischt 
intonsiv. Die Losung laBt man 48 Stunden bei Rauratemperatur stehen 
sotzt Wasser hinzu und laBt weitere 24 Stunden stehen. Die ausge- 
follenen Kristallo filtriert man ab und kristallisiert aus einem 
Lbcungsmittelgemisch von Athanol und Wasser um. Ausbeute: 11,8 g 
2- Amino-4 - (2 , 5-dia thoxy anil ino )-6- isopropy 1-1 , 5 , 5-tr ia z in . 
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Schmelzpunkt: 162-163°C 



Elemontaranalyse fiir C^H^O^: 

Thoorie: C: 60,55* H: 7,304 N: 22,07# 

Gofunden: C: 60,54* " Hi 7,38* N: 21,85* 

Beispiel 42 

?-Amino-4-(p-<».hloroani 1 ino V1 .3.5-triazin. 

35 g p-Chlorophenyldiguanid werden in 125 ml Methanol gelost und 
zu dioser Losung werden 14 ml Athylformiat zugesetzt. Man Uber- 
"laBt die Mischung etwa 5 Minuten sich selbst; dann beginnen in der 
Losung sich- weifie Kristalle auszuscheiden. Naoh Stehenlassen uber- 
Nacht werden- die so ausgefallenen Kristalle abfiltriert und aus 
n-Eutanol umkristallisiert . Ausbeute: 28,9 g 2-Amino-4-(p-chlx>ro- 
anilino)-1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 255-256°C 

Bcispiel 43 

P-Amino-4-rT.-chloroanj 1 i nol-S-methyl -1 , 3, 5-triazin. 
2 g p-Chlorophenyldiguanid werden in 7,2 ml Methanol gelost,, 
0,84 g Athylacetat werden zugesetzt und die Mischung wird 3 Stun- 
den am RiickfluB gekocht. Man lafit 24 Stunden stehen und fallt 
vollstandig durch Zugabe von kaltem Wasser. Die ausgefallenen 
weifcen Kristalle werden abfiltriert und aus n-Butanol umkristal- 
lisiert. Ausbente: 1,5 6 2-Amino-4-( P -chloroanilino)-6-methyl- 
1,3, 5-triazin. Schmelzpunkt: 194-195°C i 

I 

Doi::ioiel 44 

p-A,n i no-4-(n-n"oroanilino) -^^-t.ropvl)-1.3.'>-briazin. 

12b g Atznatron werden in 130 ml Wasser gelost und mit 130 ml 
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Dioxan versetzt. Dann suspendiert man unter Riihren in der Lbsurig 
60 g p-l'luorophenyldiguanid-Hydrochlorid und laBfc bei einer Tem- 
pera tur zwischon 40 und 50°C allmiihlich 54 g n-Buttersaureanhy- 
drid eintropfan. Nach Beendigung des Zutropfens ruhrt man die 
Micchung 1,5 Stunden bei der gleichen Tempera tur. Bei Zugabe von 
Wasser fallen weiBe Kristalle aus, die abfiltriert und aus einem 
Losungsmittelgemisch von Methanol und Wasser umkristallisiert 
werden. Ausbeute: 48 g 2-Amino-4-(p-f luoroanilino)-6-(n-propyl)- 
1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 137-158°C. 
Elementaranalyse fiir C^H^iy: 

Theorie: C: 58,29# H: 5,71# N: 28,3296 F: 7,68# 

Gefunden: 0: 58,33# H: 6,05# N: 28,25# P: 7,36# 
Gibt man Athanol mit 1 Xquivalent Chlorwasserstoffsaure zu einer 
athanolischen Losung dieses 2-Amino-4-(p-fluoroanilino)-6-(n-pro- 
pyl)-1,3i5-triazins, dann erhalt man das Mono-Hydrochlorid. 
Elementaranalyse fiir C^H^N^CIF: 
Theorie: C: 50,80# H: 5,33# CI: 12, 49* 
Gefunden: C: 51,0255 H: 5,3535 CI: 12 t 61# 

Beispiel 45 

2-Amino ~4-(^-naphthvlamino)-6-isopropyl-1 . 5« 5-triazin. 
10 g Atznatron werden in 15 ml Wasser gelostund mit 20 ml Dioxan 
versetzt. Darin suspendiert man in dieser Losung unter Riihren 4,8 g 
"-Naphthyldiguanid-Hydrochlorid und laBt allmahliich bei einer Tem- 
pera tur zwischen 45 und 50°C 6,2 g Isobutter.saure eintropfen. Nach 
Beendigung des Zutropfens ruhrfc man die Mischung 1,5 Stunden bei 
der gleichen Tempera tur* Bei Zugabe von Wasser fallen Kristalle 
aus f die abfiltriert und aus n-Butanol umkristallisiert werden. 

0 
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Ausbeute: 5,2 g 2-Amino-^(X-napbthylamino)-6-isopropyl-1,5.5- 
triazin. Scbmelzpunkt: 188-190°C. 
Eleraentaranalyse fiir c i6 H 17 N 5 : 

Thoorie: 0: 68,79* H: 6,15* Hi 25,07* 

Gefunden: 0: 68,53* Hi 5,99* N: 25,22* 

Lafit man 1 Equivalent Methansulfonsaure in eine Dioxan-Losung 

dieses 2-Amino-^-(^-napbthylamino)-6-iso P ropyl-1,3,5-triazins 

unter Kiihlung und unter Ruhren eintropfen, dann erhalt man das 

Methansulfonat. 

Elementaranalyse fiir G ^2^3°3 Si 

Theorie: C: 5^,59* H« 5,*** *: 18,65* ' 

Gefunden: C: 5^,57* H: 5 ,85* N: 18,65* 

Eei spiel 4-6 

g-Amj no-4-(n-> ^ Ti »mino V6-(n-i sobutylbenzyJ )-1 , 5 , 5-triazin. _ 
20 g Stznatron werden in 20 ml Wasser gelost und mit 10 ml Moxan 
versetzt. Dann lost man in dieser losung unter Riihren 3,6 g n-Bu- 
tyldiguanid-Hydrochlorid und ISfit bei einer Temperatur zwischen 
4 5 und 50°C allmahlich eine Losung von 15,5 6 p-Isobutylphenyl- 
acetanhydrid eintropfen. Nach Beendigung des Zutropf ens wird die 
Mischung 1 Stunde bei 50°C geruhrt. Bei Zugabe von Wasser fallen 
Kristalle aus, die abfiltriert und aus einem Losungsmittelgemisch 
von Athanol und Wasser umkristallisiert werden. Ausbeute: 4,2 g 
2-Amino-4-(n-butylamino)-6-(p-isobutylbenzyl)-1,3i5-triazin. 

Scbmelzpunkt: 100- 101°C > 
Elementaranalyse fiir O^gH^N^: 

Thoorie: 0: 68,97* H: 8,68* H. 22,54* 

Gefunden: 0: 68,60* H: 9,01* ■> 22,56* 

* 
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Bei spiel 47 

2-Amino-4-(p-chloroanilino)-6-phenyl-1 , 5« 5-triazin. 
15 g Atznatron werden in 15 ml Wacser gelost und mit 10 ml Dioxan 
versetzt. In dieser Losung suspendiert man unter Ruhren 4,6 g 
p-Chlorophenyldiguanid-Hydrochlorid und laBt bei einer Temperatur 
zwischen 50 und 55°C eine Losung von-9»6 g Benzoesaureanhydrid 
in 20 ml Dioxan eintropfen. Nach Beendigung des Zutropfens wird 
die Mischung 1,5 Stunden bei der gleicben Temperatur geriihrt. 
Bei Zugabe von Wasser fallen Kristalle aus, die abfiltriert und 
aus einem Losungsmittelgemisch von Methanol und Wasser umkristal- 
lisiert werden. Ausbeute: 4,1 g 2-Amino-4-(p-chloroanilino)-6- . 
pheny 1-1, 3, 5-triazin. Schmelzpunkt: 114-115°C. 
Elementaranalyse fiir C^H^N^Cl: 

Theorie: 0: 60,51* H: 4,06* N: 23,52* CI: 11.91* ; 
Gefunden: C: 60,78* H: 4,50* N: 23,41* 01: 12,04* 
Tropft man unter Kuhlen und unter Ruhren 1 Equivalent Methan- 
sulfonsaure in eine Dioxan-Losung dieses 2-Amino-4-(p-chloro- 
anilino)-6-phenyl-1,3,5-triazins, dann erhalt man das Methah- 
sulfonat. 

Elementaranalyse fur C^H^N^CIS: 

Theorie: C: 48,79* H: 4,09* N: 17,?8* 

Gefunden: C: 48,55* H: 4,10* N: 17,99* 

Beispiel 48 ' 
2-Amino-4-(o-mercaptoanilino)-6-(n-penty 1^-1. 3. 5-triazin. 

5 g Atznatron werden in 5 ml Wasser gelost und mit 5 m l Dioaxan 

versetzt. In dieser Losung lost roan 2,3 g o-Mercaptophenyldigua- 

nid-Hydrochlorid unter Ruhren und laBt bei einer Temperatur 

* 
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zwischen 40 und 50°C eine Losung von 4,5 6 n-Capronsaure in 
10 ml Dioxan eintropfen. Nach Beendigung des Zutropfens riihrt 
man die Mischung 1 Stunde bei der gleichen Temperatur. Bei Zu- 
gabe von Wasser fallen Kristalle aus, die abfiltriert und aus 
einem Losungsmittelgemisch von Methanol und Wasser umkristalli- 
siert werden. Ausbeute: 1,2 g 2-Amino-4-(o-mercaptoanilino)-6- 
(n-pentyl)-1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 134-135°C 

Beisniel 49 

, 2-Amino-4-(p-cb.loroanilino')- &-methvl-1 .^.5-triazin. •• 
10 g Atznatron werden in 10 ml Wasser gelost und mit 10 ml Dioxan 
versetzt. In dieser losung lost man 4,6 g p-Chlorophenyldiguanid- 
Hydrochlorid unter Riihren; dann laBt man allmahlich bei einer 
Temperatur zwischen 40 und 50°C * ml Acetanhydrid eintropfen. • 
30 Minuten nach Beendigung dea- Zutropfens fallen. Kristalle bei Zu- 
gabe von. 70 ml Wasser aus } sie werden abfiltriert und aus n- 
Butanol umkristallisiert. Ausbeute: 3,5 6 2-Amino-4-(p-chloro- 
anilino)-6-methyl-1,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 195-196°C - 
Elementaranalyse fur C^qH^qN^CI: 
Theorie: C: 50,96* H: 4,28# H: 29,72# 
Gefunden: C: 50,99* H: 4,25* N: 30,01* 

Beinpiel 50 

2-Amino-4-(p-chloroanilino)-6-athy 1 = 1iIj 5-triazini 
10 g Atznatron werden in 10 ml Wasser gelost und mit 10 ml Dioxan 
vorcofst. in dieser Losung lost man 4,6 g p-Chlorophenyldiguanid- 
hydrochlorid und laBt danach allmahlich bei einer Temperatur zwi- 
schen 50 und 55°G 5,1 ml Propionsaureanhydrid eintropfen. 1 Stunde 
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nach Beendigung dos Zutropfens fallen bei Zugabe von 70 ml Was- 
ser Kristalle aus, die abfiltriert und aus n-Butanol umkristal- 
lisiert werden. Ausbeute: 3 f 7 g 2-Amino-4- (p-chloroanilino he- 
athy 1-1 ,3,5-triazin. Schmelzpunkt: 168-169°C. 
Elementaranalyse fiir C^H^N^-Cl: 
Theorie: C: 59,91# . H: 4,84# N: 28,05# 

Gefunden: C: 59i82# H: 4,80# N: 27 f 85# 

Beispiel 51 

2-Amino-4-(p-chloroanilino)-6-(n-propyl)-1 ^3>5 triazin. 
10 g Atznatron werden in 15 ml Wasser gelost und mit 15 ml Dioxan 
versetzt. In dieser Losung werden unter Riihren 4,6 g p-Chlorphenyl- 
diguanid-Hydrochlorid gelost und bei einer Temperatur zwischen 
45 und 55°C allmahlich 6,2 ml n-Buttersaureanhydrid eingetropft.. 
1 Stunde nach Beendigung des Zutropfens fallen bei Zugabe von 
70 ml Wasser Kristalle aus, .die man abfiltriert und aus einem Lo- 
sungGmittelgemisch von Methanol und Wasser umkristallisiert, 
Ausbeute: 4,1 g 2-Amino-4- (p-chloroanilino )-6-(n-propyl)-1 ,3,5- 
triazin. Schmelzpunkt: 137-138°C. 

Beispiel 52 

2-Amino-4-(p-bromoanilino)-6-athyl-1 % 3 « 5-triazin. 
21 z p-Bromoanilin-Hydrochlorid und 8,4 g Dicyandiamid werden in 
40 ml Wasser gelost;; die Losung wird 1 Stunde am Riickflufl ge- 
kocht. Beim Abkiihlen f allt aus der Losung p-Bromophenyldiguanid- 
Hydrochlorid aus, das abfiltriert und mit Wasser gewaschen und 
getrocknet wird. 

5,4 g dieses p-Bromophenyldiguanid-Hydrochlorids werden unter 
# 
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Mhxen in einer Losung von 10 g Xtsnatron in 10 »1 Wasser una 
10 Bl Bioxan gelSst, in dies* L5sun S warden bei einer Te-peratur 
swiscuen 50 und 55°C alLiinlioh 5,1 «1 Fropionsaureanhydrid ein- 
S etropft. Eine Stunde nach Beendigung dea Zutropfena werden die 
bei Zugabe yen 70 ml Wasser ausgefallten Kristalle abfiltriert 
and aue n-Butanol umkristaliisiert. Ausbeute. 4,* g 2^0-4- 
( p-Broaoanilino)-6-athyl-1,5,5-triasin. Schmelspunkt: 17 8-180 0. 

Ka-inniel 53 

^^(v-me ^y tno W6-«ethTl-1 , 3,5-trlasin r . 
w 4 g p- T oluidin-H,drocnlorid und 8,4 g Bicyandiamid warden in 
4o' Bl Wasser gelost und die ISsung wird 1 Stunde a« RucKluB ge- 
KO cht. Bann wird die losung geWihlt-. das dabei ausgefallte 
p-Hethylphenyldignanid-Hydrocblorid wird abfiltriert. -it wasser 

gewaschen una getrocknet. 

4,2 g dieses p-Methylphenyldiguanid.HydrochXorids werden unter 

T « e „r,c VO n 10 e Xtznatron in 10 ml Wasser und 
Ruhren in einer Losung von iu g * 

. i < n diese Losung werden bei einer Temperatur 
10 ml Dioxan gelost; in diese 

swiscnen 50 und 60°0 4 ..1 Acetanhydrid eingetropft. 1 Stunde 
nach Beendigung des Zutropfens werden die bei Zugabe von 7° -1 
Wasser ausge* elites Kristalle abfiltriert und ana n-Butauol »■ 
tois tsilisiert. Auabeute: 5,2 6 2 -A»in-4-Cp-*etbylanilino)-6- 
m ethyl-1,5,5-triasin. Schmelzpunkt: <I70-172°0. 
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Pat ent anspru che < 



Verbindungen der Formel 



N - C C - HH, 

R P N H 

I 

*3 



in welcher bedeuten: » 

R^ : eine substituierte Oder nichtsubstituierte Alkyl-, Aryl- f ; 
Alkenyl-, Aralkyl- Oder Cycloalkyl-Gruppe oder einen substi- 
tuierten Oder nichtsubstituierten heterocyclischen Rest, 

R2 : ein Wasserst off atom, eine substituierte oder nichtsubstitu- 
ierte Alky-, Aryl- f Alkenyl-, Aralkyl- oder Oycloalkyl-Grup- 
pe oder einen substituierten oder nichtsubstituierten hetero- 
cyclischen Rest, der gleich mit oder verschieden von dem in 
R^ verwendeten Substituenten ist, oder R^ und R 2 zusaramen 
einen Heterocyclus mit einem Stickstoffatom, an das sie ge- 
bunden sind, bilden. konnen, und 

R^ : ein Wasserstoffatom, eine Hydroxyl-, Carboxyi-, eine substi- 
tuierte oder nichtsubstituierte Alkyl- f Aryl- t Alkenyl-, 
Aralkyl- oder Cycloalkyl-Gruppe Oder" einen substituierten 
oder nichtsubstituierten heterocyclischen Rest, 

und der en Salze* 
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■ 2. Saure-Additions-Salze von Verbindungen nach Anspruch 1, dadurch 
gekennzeichnet, dafi die Saure Chlorwasserstoff-, Bromwasaerstoff 
- Schwefel- f Salpeter-, Phosphor-, Perchlor-, Ameisen-, Essig-, 
Propion-, Oxal-, Bernstein-, Glykol-, Nikbtin-, Weinstein-, 
Malein-, Xpfel-, Milch- , Pamon- f Zitronen-, AscOrbin-, Methan- 
sulfon-, Salicyl- f Benzoe- Oder Cy.clohexansulfamsaure ist. 

3. 2-Aniino-if-(N-athylanilino)-6-(3-pyridyl)-1 ,3,5-triazin* 

4. 2-Amino-4-(N-athylanilino)-6-athyl-1 f 3t5-triazin Oder, sein 
Mono-Hydrochlorid. 

5. 2^Amino-4-(p-chloroanilino)-6-phenyl-1 t 3t5--t^ia2in Oder sein 
Methansulfonat oder Mono-Sulf onat. 

6. 2-Amino-4-morpholino-6-methyl-1 , 3 * 5-triazin* 

7. 2-Amino-4-(p-chloroanilino)-6-methyl-1 f 3»5-tria2in oder sein 
Mono-Hydrochlorid oder Mono-Acetylsalicylsaure-Additions-Salz^ 

8. 2-Amino-4-(B-naphthylaraino)-6-(p-isobutylbenzyl)-1 f 3 f 5-triazin. 

9. 2-Amino-4-(n-butylamino)-6-(3-pyridyl)-1 ,3,5-triazin. 

10. 2-Amino-4-cyclohexylamino-6-(p-tolyl)-1 , 3* 5-triazin. * 

11. 2-Amino-4-(p-bromoanilino)-6-vinyl-1 1 3 J 5-triazin. 

12. 2-Araino-4-(p-chloroanilino)-1,3^5-triazin oder sein Mono-Hydro- 
chlorid. 

13. 2-Amino-4-(^-naphthylamino)-1,3>5-triazin oder sein Mono-Hydro- 
chlorid. 

14. 2-Amino-4^Cx-naphthylaiidno)-6-methyl-1 1 3 1 5-triaziA oder sein 
Mono-Hydrochlorid. 

15. 2-Amino-4-(.y-naphthylamiho)-6-athyl-1 f 3i5-triazin. 

16. 2-Araino-4-(B-naphthylamino)-6-phenyl-1 f 3 f 5-triazin od r sein 
Hono-Hydrochlorid Oder Mono-Acetylsalicylsaure-Additions-Salz. 
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17* 2-Amino-4-(m-trif luoromethylanilino)-6-(p-isobutylbenzyl )- 
1 f 3i5-triazin. 

18. 2-Amino-4-(m-trif luoromethylanilino)-6-(d-pyridyl)-1 ,3,5- 
triazin. 

19* 2-Amino-4»(5-isochinolylamino)-1,3f5-triazin. 

20 . 2-ArainQ-4- ( 5-chloro-8-isochinolylamino )-6-(p-isobutylbenzyl )- 
1,3,5-triazin. 

21. 2-Amino-4-anilino-6-(p-tolyl)-1 l 3 t 5-triazin. 

22. 2-Amino-4-(p-toluidino^ 

23. 2-Amino-4-(o-toluidino)-6-(p-^^ 1 3i 5- 
triazin. 

24* 2-Amino-4-(m-toluidino)-6^ 

25- 2-Araino-4^cyclohoxylamino-6-athyl-1 t 3 f 5-triazin. 

26. 2-Araino-^(p-fluoroanilino^ 

27. 2-Amino^-(p-iodoanilino)-.6-mefchyl--1 f 3 f 5-triazin. 

28. 2-Amino-^~(p-chloroanilino)-6-carboxyl-1 1 3»5--'briaziii. 

29. 2-Amino-4-(B-naphthylaraino )-6-carboxyl-1 , 3 % 5-triazin. 

30. 2-Amino- / f-(o-mercaptoanilino)-1 , 3$ 5-triazin. 

31. 2-Amino-4-(o-mercaptoanilino)-6-phenyl-1 ,3,5-triaziiu 

32. 2-Araino-4-(p-chloroanilino) -6-(3-pyridyl)-1 f 3*5-triazin. 

33. 2-Amino-^-(p-nitroanilino)-1 f 3t5-triazin. 

34. 2-Amino-4-(p-aminoanilino)-1 ,3 f 5-triazin-Dihydrochlorid. 

35. 2-Amino-4-(p-hitroanilino)-6-(p-isobutyl-tc-methylbenzyl)--1 f 3t 5- 
triazin. i •> 

36. 2-Araino-4-(p-aminoanilino)-6-(p-iosbutyl-o(-.metl\ylbenzyl)--1 , 3i 5- 
triazin-Hydrochlorid. 

37. 2-Amino-4-(p-chloroanilino)-6-hydroxyl-1 t 3 f 5-triazin. 

* 
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5 8. 2 . Am ino-*-(n- l) u ty la«ino)-6-(p-isobu W lb e n 2J l)-1,5,5-t r ia,i n . 

39 2 . Ani „o-*-athyla«in 0 - 6 -(p-iso l .«t,lben a »l)-1,5.5-tria«n. 

40 2 -Ao>ino^(p^iP^l»i»<>>- 6 -(l , - is0bUt3 ' 1 - , '- me * hylbenZyl) " 
-,,5,5-triasin odar sain Hono-Phosphat Oder Mono-Benaoaeaura- 

Additions-Salz. 

zyl)-1,5,5-tria!iin. 
42 2 .Ami n o-4-(2.5-aiath 01 c y anili n o)-6-isoprop y l--l,5,5-triazla. 

,5. 2 .A m ino-4-(p-n«aroanU i ao)-6-( n -propTl)-1,3,5-tria,i n Oder 

sein Mono-Hydrochlorid. 

44. 2 .A m lno-4-(,-naphth y lamino).6.is.pro PJ l.1, 3 ,5-tria 2 in Oder sein 

Me thansulf onat . 

45. 2 -Amtao^-(o-maroaptoaniXl»o)-6-(a-pent yl ).1,3.5-tria a in. 

46. 2 - A mino-4-(p-chloroanilino).6-at hy l--.,J,5-t ; na^- 

4 V . 2 .A^ao^(p-chlop<^i n o)-6-(n-prop,lM,5,5-tria,in.. 
46. ^Amino^Cp-bro-oanilinoVe-athyl-I.S.S-tria^ln. 

49. 2 .A ffi i«o-4-(p-meth y lanilino)-6-. e thyl-1,5.5-tria,in. 

5 0. Varfahran »ur HarstalluPg der Vert>indan 6 aa nacb Anapruab 1, 

. « . j 'n man ein substituiertes Dicyandiamxd 
dadurch gekennzexchnet , daB man exn 

der Formel 

R 1~-N - C - NH-CN 
R 2 »H 

worin R, und Eg die oben definierte Bedeutung besitzen, It 
einem Nitril- der Formel ^ ■ 



in welcner R, eil substitute oder nichtsubstituierte Alleyl-,. 
Aryl _, Allcenyl-, Aralkyl- oder CycloalKyl-Gruppe Oder einen sub- 
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stituierten Oder nichtsubstituierten heterocyclischen Rest 
darstellt, in Gogenwart oiner basischen Verbindung umsetzt. 

51. Verfahren nach Anspruch 51, dadurch gekennzeichnet, daB als 
Dicyandiamid N-Methyldicyandiamid, N-(n-Butyl)-dicyandiamid, 
N-Isobutyldicyandiamid, N-(n-Dodecyl)-dicyandiamid, N-Vinyl- 
dicyandiamid, N-(n-Pentenyl) -dicyandiamid, N-Cyclohexyl-dicyan- 
diamid, N-Cycloheptyl-dicyandiamid, N-(p-Bromophenyl ^dicyan- 
diamid, N-(p-Fluorophenyl )-dicyandiamid, N-(.*-Naphthyl ^dicyan- 
diamid, N-(B-Naphthyl)-dicyandiamid, N-(o-Methylbenzyl)-dicyan- 
diamid, N-(p-Chlorphenyl)-dicyandiamid, N-Phenathyl-dicyandia- 
mid, N-(4-Pyridyl)-dicyandiamid, N-(5-Isochinolyl)-dicyandiamid, 
N-Athyl-N-n-butyl-dicyandiamid, N-Athyl-N-phenyl-dicyandiaraid, 
N-Athyl-N-(p-chlorophenyl ) -dicyandiamid, N,N-Dimethyl-dicyan- ' 
diaraid, N,N-Diallyldicyandiamid, N^(2,5-Dichlorophenyl)-di- 
cyandiamid, N-Methyl-N-(m-trifluoromethylphenyl)-dicyandiamid, 
N- (2 , 5-Dia thoxyphenyl )-dicyandiamid , N , N-Pentamethylen-dicyan^- 
diamid und N,N-(3-0xapentamethyXen)-dicyandiamid verwendet' 
werden. 

52. Verfahren nach Anspruch 50 bis 51, dadurch gekennzeichnet, daB 
als Nitril Acetonitril, Propionitril, n-Butyronitril , Isobuty- 
ronitril, Acrylnitril, Allylcyanid, Benzonitril, p-Methylbenzo- 
nitril, p-Chlorobenzonitril, m-Nitrobenzonitril, 1 *-N a phthyl- 
cyanid, Benzylcyanid, p-Isobutylbenzylcyanid, .p-Isobutyl-*- 
methylbenzylcyanid, 3-Cyanopyridin oder 4-Cyanopyridin verwen- 
det werden. 
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55. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen nach Anspruch 1 f 
dadurch gekennzeichnet, daB man ein substituiertes Diguanid 
der Formel 



worin R^ die erwahnte Bedeutung hat und R^ ein Halogenatom, 
eine Amino-, Hydroxy 1-, niedere Alkoxy-Gruppe mit einer Kette 
von 1 bis 4 C-Atomen Oder -OCOR^-Gruppe (worin R^die gegebene 
Bedeutung besitzt) darstellt, mit der Einschrankung, daB R^ " 
ein Wasserstoffatom enthalten kann, wenn R^ die Amino-, 9 
Hydroxyl- Oder die niedere Alkoxy-Gruppe ist* und eine Alkoxy- 
carbonyl-Gruppe aufweisen kann, wenn R^ die niedere Alkoxy- 
Gruppe ist, in Gegenwart der basischen Verbindung umsetzt* 

54. Verfahren nach Anspruch 50 Oder 55, dadurch gekennzeichnet , daB 
als basische Verbindung Alkalicarbonate , Alkalihydroxyde, Metall- 
alkoholate, Alkaliamide, tertiare Amine oder quaternare Ammo- 
nium-Salze verwendet werden. 

55. Verfahren nach Anspruch 53 f dadurch gekennzeichnet, daB als 



basische Verbindung -ein Natriumalkoholaf verwendet wird, wenn 
das Carbonyl-Derivat ein Carbonsaureester ist. • 

56. Verfahren nach Anspruch 55 1 dadurch gekennzeichnet , daB als 
Ho triumilkoholat Natriummefchoxyd verwendet wird. 




R. 



in welcher R^ und R 2 die oben definierte Bedeutung besitzen, 
oder ein Salz davon mit einem Carbonyl-Derivat der Formel 
R^ -C0R 5 
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57- Verfahrcn nach Anspruch 53, dadurch gekennzeichnet, dafi als aub- 
stituiertes Diguanid Phony ldiguanid, p-Toly ldiguanid, o-Tolyl- 
diguanid, m-Toly ldiguanid, 2,4-Xylyldiguanid, p-X thy lpheny ldigu- 
anid, p-Chloropheny ldiguanid, p-Fluoropheny ldiguanid, p-Bromo-' 
phony ldiguanid, p-Jodopheny ldiguanid, 2,5-Dichlorophenyl-digunnid, 
o-Sulfhydrylphenyldiguanid, m-Trifluoromethylpheny ldiguanid, 2,5- 
Diii Ihoxyphony ldiguanid , 2 , 5-Dimethoxyphenyldigunnid, .*.-Naphthyl- 
diguanid, B-Naphthy ldiguanid, p-Nitropheny ldiguanid, Benzy ldigu- 
anid, Phenathyldiguanid, p-Isopropylbenzyldiguanid, Methy ldigu- 
anid, A thy ldiguanid, n-Buty ldiguanid, n-Hexy ldiguanid, n-Dodecyl- 
diguanid, n-Octadecy ldiguanid, Cyclohexyldiguanid, Cyclopentyl- 
diguanid, 5-Isochinoly ldiguanid, 5-Chloro-8-isochinoly ldiguanid, 
2-Methyl-1 ,2 , 3,4-tetrahydro-8-isochinolyldiguanid, Viny ldiguanid, 
n-Pentany ldiguanid, Athyl-n-buty ldiguanid, Athylphenyldiguanid, 
Dimethyldiguanid, N, N-Pentame thy lendiguanid Oder N,N-(3-0xapenta- 
methylendiguanid verwendet wird. 

58. Verfahren nach Anspruch 53 Oder 57, dadurch gekennzeichnet, dafi 
das substituierte Diguanid durch Umsetzung eines Dicyandiamids 
mit einem priraaren Oder sekundaren Amin gebildet wird. 

59. Verfahren nach Anspruch 53, dadurch gekennzeichnet, dafi als 
Carbonyl-Derivat Ameisensaure, Athylformiat- Athylacetat, Athyl- 
propionat, Athyl-n-butyrat, Athylisobutyrat, Methylbenzoat, Athyl- 
toluylat, Sbhylchloroacetat, Xthylbromoace$at , Athyl-p-isobutyl- 
phenylacetat , )ithyl-2-(p-isobutylphenyl)-propionat , Athyloxalat , 
Xthylfcrichloroacetat, Afchylnikotinat, Athylisonikotinat, Methy 1- 
cyclohexancarbonat, Athylcyclohexylacetat , Athylpropenoat , Acat- 
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' anhydrid, Propionaaureautaydrid, „-Bu t tarsU»reanaydria , Isobuttar- 
aauraanhyarid, n-Capronsaureanhyaxia, Benzoesauraanhyuxia Oder 
p-Isobiitylphenylacetanhydrid. 

eo Vartaaren nach eina. der Aaaprucha 50 Ma 59, aaaurch gekeanseich- 
„at dafl aia Eaaktiop. in Gagenwaxt von' Kablaawaasarstoffen, Athern, 
Ketonea, Alkoholen una/oder dea anderan organised L 8 sua BS »ittei n 
durchgefuhrt wird. 
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